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(57) Ðåôåðàò:
Îïèñûâàþòñ  îðòî-çàìåùåííûå àðèëàìèäû

ôîðìóëû I

ãäå J - ôåíèëüíîå êîëüöî èëè ïèðàçîëüíîå
êîëüöî, ãäå êàæäîå êîëüöî çàìåùåíî îäíèì-äâóì 

çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R 5; Ê

ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR 1Ñ(=À)- èëè -NR1SO2-; L

ïðåäñòàâë þò ñîáîé -C(=B)NR 2-, -SO2NR2-

èëè -Ñ(=Â)-; À è Â ïðåäñòàâë þò ñîáîé Î;

R 1, R2 ïðåäñòàâë þò Í; R 3 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé C1-Ñ6 àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé

îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè,
íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé
CN, NO2, C1-C4 àëêèëñóëüôîíèë

è Ñ2-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë; êàæäûé R4 íåçàâèñèìî
ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ 1-Ñ6 àëêèë, ãàëîãåí èëè CN;

êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé C1-Ñ6 ãàëîãåíàëêèë, ãàëîãåí

èëè Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêîêñè; èëè

êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ïèðèäèíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì
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çàìåñòèòåëåì, íåçàâèñèìî âûáðàííûì èç R9, R9 -
ãàëîãåí, n èìååò çíà÷åíèå îò 1 äî 2, ïðè óñëîâèè,

÷òî êîãäà Ê ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR 1C(=A)-, òîãäà
L  âë åòñ  îòëè÷íûì îò C(=O)NR 2-, è åãî ñîëè,
ñïîñîá áîðüáû ñ íàñåêîìûìè è êîìïîçèöè  äë 
áîðüáû ñ íàñåêîìûìè, èñïîëüçóþùèå óêàçàííûå
âûøå ñîåäèíåíè . Îïèñûâàåòñ  òàêæå ñîåäèíåíèå
ôîðìóëû (2),  âë þùååñ  ïðîìåæóòî÷íûì
ñîåäèíåíèåì äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû

(1).

Òåõíè÷åñêèé ðåçóëüòàò - ñîåäèíåíè  îáëàäàþò
èíñåêòèöèäíûìè ñâîéñòâàìè, ÷òî ïîçâîë åò
èñïîëüçîâàòü èõ äë  áîðüáû ñ íàñåêîìûìè. 4 í. è
11 ç.ï. ô-ëû, 21 òàáë.
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(54) ORTHO-SUBSTITUTED ARYLAMIDES, METHOD FOR PEST CONTROLLING, COMPOSITION
FOR PEST CONTROLLING, AND INTERMEDIATE

(57) Abstract: 
FIELD: organic chemistry, agriculture.
SUBSTANCE: invention relates to ortho-

substituted arylamides of formula I
, wherein J

represents phenyl ring or pyrazole ring each
substituted with one or two substitutes

independently selected from R5; K represents -NR1C(=

A)- or -NR1SO2-; L represents -C(=

B)NR2-, -SO2NR2- or -C(=B)-; A and B represent O;
R 1 and R2 represent H; R3 represents C1-C6-alkyl
optionally substituted with one or more
substitutes, independently selected from group
containing CN, NO2, C1-C4-alkylsulfonyl

and C2-C6-alkoxycarbonyl; each R4 independently

represents C1-C6-alkyl, halogen or CN;

each R5 independently represents C1-C6-alkyl,
halogen or C1-C4-haloalkoxy or pyridinyl
optionally substituted with one substitute

independently selected from R9;

wherein R9 represents halogen; n = 1-2; with the

proviso, that when K represents -NR1C(=A)- L is not

-C(=B)NR2-, and salts thereof, method for insect
controlling by using abovementioned compounds.
Intermediate for synthesis of target compounds
having formula 2

also is

disclosed.
EFFECT: compounds with insecticide activity,

useful in insect controlling.
15 cl, 21 tbl, 9 ex
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RU 2 283 839 C2

Ïðåäïîñûëêè èçîáðåòåíè 
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê íåêîòîðûì îðòî-çàìåùåííûì àðèëàìèäàì, èõ N-

îêñèäàì, ñîë ì è êîìïîçèöè ì, ïîäõîä ùèì äë  ñåëüñêîõîç éñòâåííîãî èëè
íåñåëüñêîõîç éñòâåííîãî ïðèìåíåíè , âêëþ÷à  ñîåäèíåíè , ïåðå÷èñëåííûå íèæå, è ê
ñïîñîáàì èõ ïðèìåíåíè  äë  áîðüáû ñ áåñïîçâîíî÷íûìè âðåäèòåë ìè êàê â ñôåðå
ñåëüñêîãî õîç éñòâà, òàê è â íåñåëüñêîõîç éñòâåííîé ñôåðå.

Êîíòðîëü áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé ÷ðåçâû÷àéíî âàæåí äë  äîñòèæåíè  âûñîêîé
óðîæàéíîñòè êóëüòóð. Âðåä, íàíîñèìûé íàñåêîìûìè-âðåäèòåë ìè âûðàùèâàåìûì è
õðàíèìûì ñåëüñêîõîç éñòâåííûì êóëüòóðàì, ïðèâîäèò ê çíà÷èòåëüíîìó ñíèæåíèþ
ïðîäóêòèâíîñòè è, òàêèì îáðàçîì, ê ïîâûøåíèþ öåí äë  ïîòðåáèòåë . Êîíòðîëü
áåñïîçâîíî÷íûõ íàñåêîìûõ-âðåäèòåëåé â òàêèõ îòðàñë õ êàê ëåñîâîäñòâî, âûðàùèâàíèå
òåïëè÷íûõ êóëüòóð, äåêîðàòèâíûõ ðàñòåíèé, ðàñòåíèé, âûñàæèâàåìûõ äë  çàùèòû äðóãèõ
êóëüòóð, õðàíåíèå ïèùåâûõ ïðîäóêòîâ è ïðîäóêòîâ, ïîëó÷åííûõ èç âîëîêíèñòûõ êóëüòóð,
ðàçâåäåíèå äîìàøíåãî ñêîòà, äîìàøíåå õîç éñòâî, à òàêæå çäðàâîîõðàíåíèå è
âåòåðèíàðè , òàêæå  âë åòñ  âàæíûì. Ìíîãèå ïðîäóêòû  âë þòñ  êîììåð÷åñêè äîñòóïíûìè
äë  ýòèõ öåëåé, íî îñòàåòñ  ïîòðåáíîñòü â íîâûõ ñîåäèíåíè õ,  âë þùèõñ  áîëåå
ýôôåêòèâíûìè, áîëåå äåøåâûìè, ìåíåå òîêñè÷íûìè, ýêîëîãè÷åñêè áîëåå áåçîïàñíûìè è ñ
äðóãèì òèïîì äåéñòâè .

NL 9202078 ðàñêðûâàåò ïðîèçâîäíûå N-àöèëàíòðàíèëîâîé êèñëîòû Ôîðìóëû I â
êà÷åñòâå èíñåêòèöèäîâ

ãäå, inter alia, X ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïðîñòóþ ñâ çü; Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé H
èëè Ñ1-Ñ6 àëêèë; Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH2, NH(Ñ1-Ñ3 àëêèë) èëè N(Ñ1-Ñ3 àëêèë)2; è R1 ïî
R9 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé H, ãàëîãåí, Ñ1-Ñ6 àëêèë, ôåíèë,
ãèäðîêñè, Ñ1-Ñ6 àëêîêñè èëè Ñ1-Ñ7 àöèëîêñè.

Êðàòêîå îïèñàíèå èçîáðåòåíè 
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì Ôîðìóëû I è ê èõ N-îêñèäàì è ñîë ì

ãäå
J ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî, 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî

èëè àðîìàòè÷åñêîå 8-, 9- èëè 10-÷ëåííóþ êîíäåíñèðîâàííóþ êàðáîáèöèêëè÷åñêóþ èëè
ãåòåðîáèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî èëè êîëüöåâà  ñèñòåìà
çàìåùåíû îäíèì-÷åòûðüì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R5;

K ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NRlC(=A)-, -N=C(GR6)- èëè -NR1SO2-;
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(=B)NR2-, -C(GR6)=N-, -SO2NR2-,
-C(=B)O- èëè -C(=B)-;
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RU 2 283 839 C2

A è B íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé O, S, NR8, NOR8, NN(R8)2, S=O, N-CN èëè N-NO2;
êàæäûé G íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé O, S èëè NR8;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H; èëè Ñ1-Ñ6 àëêèë, Ñ2-Ñ6 àëêåíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèíèë

èëè Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèë, êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí, CN, NO2,
ãèäðîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêîêñè,

Ñ1-Ñ4 àëêèëòèî, Ñ1-Ñ4 àëêèëñóëüôèíèë, Ñ1-Ñ4 àëêèëñóëüôîíèë, Ñ2-Ñ4 àëêîêñèêàðáîíèë,
Ñ1-Ñ4 àëêèëàìèíî, Ñ2-Ñ8 äèàëêèëàìèíî è Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèëàìèíî; èëè

R1 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Ñ2-Ñ6 àëêèëêàðáîíèë, Ñ2-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèëàìèíîêàðáîíèë
èëè Ñ3-Ñ8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë;

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, Ñ1-Ñ6 àëêèë, Ñ2-Ñ6 àëêåíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèíèë, Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèë,
Ñ1-Ñ4 àëêîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêèëàìèíî, Ñ2-Ñ8 äèàëêèëàìèíî, Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèëàìèíî, Ñ2-Ñ6

àëêîêñèêàðáîíèë èëè
Ñ2-Ñ6 àëêèëêàðáîíèë;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H; Ñ1-Ñ4 àëêîêñè; Ñ1-Ñ4 àëêèëàìèíî;
Ñ2-Ñ8 äèàëêèëàìèíî; Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèëàìèíî; Ñ2-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë

èëè Ñ2-Ñ6 àëêèëêàðáîíèë; èëè Ñ1-Ñ6 àëêèë, Ñ2-Ñ6 àëêåíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèíèë
èëè Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèë, êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí, CN, NO2,
ãèäðîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêîêñè, Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêèëòèî, Ñ1-Ñ4 àëêèëñóëüôèíèë, Ñ1-Ñ

4 àëêèëñóëüôîíèë, Ñ2-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèëêàðáîíèë, Ñ3-Ñ6 òðèàëêèëñèëèë, è

ôåíèëüíîå, ôåíîêñè èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå
êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
R9; èëè

R2 è R3 ìîãóò áûòü îáúåäèíåíû ñ àçîòîì, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ñ îáðàçîâàíèåì
êîëüöà, ñîäåðæàùåãî 2-6 àòîìîâ óãëåðîäà è, íåîá çàòåëüíî, îäèí äîïîëíèòåëüíûé àòîì,
âûáðàííûé èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé àçîò, ñåðó è êèñëîðîä, ïðè ýòîì óêàçàííîå êîëüöî
íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-÷åòûðüì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé Ñ1-Ñ2 àëêèë, ãàëîãåí, CN, NO2 è Ñ1-Ñ2 àëêîêñè;

êàæäûé R4 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Ñ1-Ñ6 àëêèë, Ñ2-Ñ6 àëêåíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèíèë, Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèë, Ñ1-Ñ6 ãàëîãåíàëêèë, Ñ2

-Ñ6 ãàëîãåíàëêåíèë, Ñ2-Ñ6 ãàëîãåíàëêèíèë, Ñ3-Ñ6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë, ãàëîãåí, CN, NO2,
ãèäðîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêîêñè, Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêèëòèî, Ñ1-Ñ4 àëêèëñóëüôèíèë, Ñ1-Ñ

4 àëêèëñóëüôîíèë, Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêèëòèî, Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë, Ñ1-Ñ4

ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë, Ñ1-Ñ4 àëêèëàìèíî, Ñ2-Ñ8 äèàëêèëàìèíî, Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèëàìèíî
èëè Ñ3-Ñ6 òðèàëêèëñèëèë; èëè

êàæäûé R4 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå èëè ôåíîêñè êîëüöî,
ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè,
íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9;

êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé
H, Ñ1-Ñ6 àëêèë, Ñ2-Ñ6 àëêåíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèíèë, Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèë, Ñ1-Ñ6 ãàëîãåíàëêèë, Ñ2-Ñ6

ãàëîãåíàëêåíèë, Ñ2-Ñ6 ãàëîãåíàëêèíèë, Ñ3-Ñ6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë, ãàëîãåí, CN, CO2H,
CONH 2, NO2,
ãèäðîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêîêñè, Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêèëòèî, Ñ1-Ñ4 àëêèëñóëüôèíèë, Ñ1

-Ñ4 àëêèëñóëüôîíèë, Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêèëòèî, Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë, Ñ1-Ñ4

ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë, Ñ1-Ñ4 àëêèëàìèíî, Ñ2-Ñ8 äèàëêèëàìèíî, Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèëàìèíî,
Ñ2-Ñ6 àëêèëêàðáîíèë, Ñ2-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèëàìèíîêàðáîíèë, Ñ3-Ñ6

äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë, Ñ3-Ñ6 òðèàëêèëñèëèë; èëè
êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå, áåíçîèëüíîå,

ôåíîêñè èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, èëè àðîìàòè÷åñêóþ 8-, 9- èëè
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10-÷ëåííóþ êîíäåíñèðîâàííóþ ãåòåðîáèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, ïðè÷åì êàæäîå
êîëüöî èëè êîëüöåâà  ñèñòåìà íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè,
íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9; èëè

(R5)2, âìåñòå ñî ñìåæíûìè àòîìàìè óãëåðîäà, ñ êîòîðûìè îíè ñâ çàíû, ìîãóò
îáðàçîâûâàòü -OCF2O-, -CF2CF2Î- èëè -OCF2CF2Î-;

êàæäûé R6 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-Ñ6 àëêèë, Ñ2-Ñ6 àëêåíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèíèë,
êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàííûìè èç ãðóïïû âêëþ÷àþùåé, ãàëîãåí,
CN, Ñ1-Ñ4 àëêîêñè, Ñ2-Ñ6 àëêîêñèàëêîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêèëòèî,
(Ñ 3-Ñ6 òðèàëêèëñèëèë)Ñ1-Ñ2 àëêîêñè èëè R7; Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèë; Ñ2-Ñ6 àëêèëêàðáîíèë;
Ñ 2-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë; Ñ2-Ñ6 àëêèëàìèíîêàðáîíèë; Ñ3-Ñ8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë;
Ñ 1-Ñ4 àëêèëñóëüôîíèë; Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë èëè Ñ3-Ñ9 òðèàëêèëñèëèë; èëè

êàæäûé R6 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-
òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9;

êàæäûé R7 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå, áåíçèëîêñè èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-
òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9;

êàæäûé R8 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé H;
Ñ 1-Ñ6 àëêèë, Ñ2-Ñ6 àëêåíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèíèë, êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè
íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí, CN,
Ñ1-Ñ4 àëêîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêèëòèî èëè R7; Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèë; Ñ2-Ñ6 àëêèëêàðáîíèë;
Ñ 2-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë; Ñ2-Ñ6 àëêèëàìèíîêàðáîíèë; Ñ3-Ñ8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë
èëè Ñ3-Ñ9 òðèàëêèëñèëèë; èëè

êàæäûé R8 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-
òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9;

êàæäûé R9 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Ñ1-Ñ4 àëêèë, Ñ2-Ñ4 àëêåíèë, Ñ2-Ñ4 àëêèíèë, Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèë, Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêèë, Ñ2

-Ñ4 ãàëîãåíàëêåíèë, Ñ2-Ñ4 ãàëîãåíàëêèíèë, Ñ3-Ñ6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë, ãàëîãåí, CN,
NO 2, Ñ1-Ñ4 àëêîêñè, Ñ1-Ñ4 ãàëîãåíàëêîêñè, Ñ1-Ñ4 àëêèëòèî, Ñ1-Ñ4 àëêèëñóëüôèíèë, Ñ1-Ñ4

àëêèëñóëüôîíèë, Ñ1-Ñ4 àëêèëàìèíî, Ñ2-Ñ8 äèàëêèëàìèíî, Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèëàìèíî, Ñ4-Ñ8

(àëêèë)öèêëîàëêèëàìèíî, Ñ2-Ñ4 àëêèëêàðáîíèë, Ñ2-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë, Ñ2-Ñ6

àëêèëàìèíîêàðáîíèë, Ñ3-Ñ8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë èëè Ñ3-Ñ6 òðèàëêèëñèëèë; è n èìååò
çíà÷åíèå îò 1 äî 4;

ïðè óñëîâèè, ÷òî êîãäà K ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR1C(=A)- è A ïðåäñòàâë åò ñîáîé O èëè
S, òîãäà L  âë åòñ  îòëè÷íûì îò -C(-Î)NR2- èëè -C(=S)NR2-.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó áîðüáû ñ áåñïîçâîíî÷íûìè
âðåäèòåë ìè, âêëþ÷àþùåìó êîíòàêòèðîâàíèå áåñïîçâîíî÷íîãî âðåäèòåë  èëè ñðåäû åãî
îáèòàíè  ñ áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû I, åãî N-îêñèäîì
èëè ïîäõîä ùåé ñîëüþ òàêîãî ñîåäèíåíè  (íàïðèìåð, â âèäå êîìïîçèöèè, îïèñàííîé â
äàííîé çà âêå). Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó, âêëþ÷àþùåìó
êîíòàêòèðîâàíèå áåñïîçâîíî÷íîãî âðåäèòåë  èëè ñðåäû åãî îáèòàíè  ñ áèîëîãè÷åñêè
ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû I, åãî N-îêñèäîì èëè ïîäõîä ùåé ñîëüþ
èëè êîìïîçèöèåé, âêëþ÷àþùåé ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû I, åãî N-îêñèä èëè ïîäõîä ùóþ ñîëü è
áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíîå êîëëè÷åñòâî ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíîãî äîïîëíèòåëüíîãî
ñîåäèíåíè  èëè âåùåñòâî äë  áîðüáû ñ áåñïîçâîíî÷íûìè âðåäèòåë ìè.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê êîìïîçèöèè äë  áîðüáû ñ áåñïîçâîíî÷íûìè
âðåäèòåë ìè, âêëþ÷àþùåé áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû I,
åãî N-îêñèäà èëè ïîäõîä ùåé ñîëè òàêîãî ñîåäèíåíè  è, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí
äîïîëíèòåëüíûé êîìïîíåíò, âûáðàííûé èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûå
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âåùåñòâà, òâåðäûå ðàçáàâèòåëè è æèäêèå ðàçáàâèòåëè. Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå
îòíîñèòñ  ê êîìïîçèöèè, âêëþ÷àþùåé áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè 
Ôîðìóëû I, åãî N-îêñèäà èëè ïîäõîä ùåé ñîëè òàêîãî ñîåäèíåíè  è ýôôåêòèâíîå
êîëè÷åñòâî, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíîãî äîïîëíèòåëüíîãî áèîëîãè÷åñêè àêòèâíîãî
ñîåäèíåíè  èëè âåùåñòâà.

Ïîäðîáíîå îïèñàíèå èçîáðåòåíè 
Â óêàçàííûõ âûøå îïðåäåëåíè õ, òåðìèí "àëêèë", èñïîëüçóåìûé ëèáî îòäåëüíî, ëèáî â

ñëîæíûõ ñëîâàõ, òàêèõ êàê "àëêèëòèî" èëè "ãàëîãåíàëêèë", âêëþ÷àåò àëêèë ñ ïð ìîé èëè
ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, òàêîé êàê ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, èëè ðàçëè÷íûå
èçîìåðû áóòèëà, ïåíòèëà èëè ãåêñèëà. "Àëêåíèë" âêëþ÷àåò àëêåíû ñ ïð ìîé èëè
ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, òàêèå êàê 1-ïðîïåíèë, 2-ïðîïåíèë è ðàçëè÷íûå èçîìåðû áóòåíèëà,
ïåíòåíèëà è ãåêñåíèëà. "Àëêåíèë" òàêæå âêëþ÷àåò ïîëèåíû, òàêèå êàê 1,2-ïðîïàäèåíèë è
2,4-ãåêñàäèåíèë. "Àëêèíèë" âêëþ÷àåò àëêèíû ñ ïð ìîé èëè ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, òàêèå
êàê 1-ïðîïèíèë, 2-ïðîïèíèë, è ðàçëè÷íûå èçîìåðû áóòèíèëà, ïåíòèíèëà è ãåêñèíèëà.
"Àëêèíèë" òàêæå ìîæåò âêëþ÷àòü ôðàãìåíòû ñ íåñêîëüêèìè òðîéíûìè ñâ ç ìè, òàêèå êàê
2,5-ãåêñàäèèíèë. "Àëêîêñè" âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, ìåòîêñè, ýòîêñè, í-ïðîïèëîêñè,
èçîïðîïèëîêñè è ðàçëè÷íûå èçîìåðû áóòîêñè, ïåíòîêñè è ãåêñèëîêñè. "Àëêèëòèî" âêëþ÷àåò
àëêèëòèî ãðóïïû ñ ïð ìîé èëè ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, òàêèå êàê ìåòèëòèî, ýòèëòèî è
ðàçëè÷íûå èçîìåðû ïðîïèëòèî è áóòèëòèî. "Öèêëîàëêèë" âêëþ÷àåò, íàïðèìåð,
öèêëîïðîïèë, öèêëîáóòèë, öèêëîïåíòèë è öèêëîãåêñèë. "Òðèàëêèëñèëèë" âêëþ÷àåò
(CH 3)3Si, (CH3CH2)3Si è [(CH3)3C](CH3)2Si.

Òåðìèí "àðîìàòè÷åñêèé" îçíà÷àåò, ÷òî êàæäûé èç êîëüöåâûõ àòîìîâ íàõîäèòñ  ïî
ñóùåñòâó â òîé æå ïëîñêîñòè è èìååò ð-îðáèòàëü, ïåðïåíäèêóë ðíóþ ïëîñêîñòè êîëüöà, è
ãäå (4n+2)π ýëåêòðîíû, êîãäà n îçíà÷àåò 0 èëè öåëîå ïîëîæèòåëüíîå ÷èñëî, ñâ çàíû ñ
êîëüöîì, â ñîîòâåòñòâèè ñ òðåáîâàíè ìè ïðàâèëà Õþêêåë . Òåðìèí "àðîìàòè÷åñêà 
êîëüöåâà  ñèñòåìà" îçíà÷àåò ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííûå êàðáîöèêëû è ãåòåðîöèêëû, â
êîòîðûõ, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíî êîëüöî ïîëèöèêëè÷åñêîé êîëüöåâîé ñèñòåìû  âë åòñ 
àðîìàòè÷åñêèì. Àðîìàòè÷åñêèå êàðáîöèêëè÷åñêèå êîëüöà èëè êîíäåíñèðîâàííûå
êàðáîáèöèêëè÷åñêèå êîëüöåâûå ñèñòåìû âêëþ÷àþò ïîëíîñòüþ àðîìàòè÷åñêèå êàðáîöèêëû è
êàðáîöèêëû, â êîòîðûõ, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíî êîëüöî ïîëèöèêëè÷åñêîé êîëüöåâîé
ñèñòåìû  âë åòñ  àðîìàòè÷åñêèì (íàïðèìåð, ôåíèë, íàôòèë è 1,2,3,4-òåòðàãèäðîíàôòèë).
Òåðìèí "íåàðîìàòè÷åñêîå êàðáîöèêëè÷åñêîå êîëüöî" îçíà÷àåò ïîëíîñòüþ íàñûùåííûå
êàðáîöèêëû, à òàêæå ÷àñòè÷íî èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííûå êàðáîöèêëû, ãäå êîëüöî íå
ñîîòâåòñòâóåò òðåáîâàíè ì ïðàâèëà Õþêêåë . Òåðìèí "ãåòåðî", â ïðèìåíåíèè ê êîëüöàì
èëè êîëüöåâûì ñèñòåìàì, îòíîñèòñ  ê êîëüöó èëè êîëüöåâîé ñèñòåìå, â êîòîðûõ, ïî
ìåíüøåé ìåðå, îäèí êîëüöåâîé àòîì íå  âë åòñ  àòîìîì óãëåðîäà è êîòîðûå ìîãóò
ñîäåðæàòü îò 1 äî 4 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé àçîò,
êèñëîðîä è ñåðó, ïðè óñëîâèè, ÷òî êàæäîå êîëüöî ñîäåðæèò íå áîëåå 4 àòîìîâ àçîòà, íå
áîëåå 2 àòîìîâ êèñëîðîäà è íå áîëåå 2 àòîìîâ ñåðû. Òåðìèíû "ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå
êîëüöî èëè êîëüöåâà  ñèñòåìà" è "àðîìàòè÷åñêà  êîíäåíñèðîâàííà  ãåòåðîáèöèêëè÷åñêà 
êîëüöåâà  ñèñòåìà" âêëþ÷àåò ïîëíîñòüþ àðîìàòè÷åñêèå ãåòåðîöèêëû è ãåòåðîöèêëû, â
êîòîðûõ, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíî êîëüöî ïîëèöèêëè÷åñêîé êîëüöåâîé ñèñòåìû  âë åòñ 
àðîìàòè÷åñêèì (ãäå "àðîìàòè÷åñêèé" îçíà÷àåò ñîîòâåòñòâèå òðåáîâàíè ì ïðàâèëà
Õþêêåë ). Òåðìèí "íåàðîìàòè÷åñêîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî èëè êîëüöåâà  ñèñòåìà"
îçíà÷àåò ïîëíîñòüþ íàñûùåííûå ãåòåðîöèêëû, à òàêæå ÷àñòè÷íî èëè ïîëíîñòüþ
íåíàñûùåííûå ãåòåðîöèêëû, ãäå íè îäíî èç êîëåö êîëüöåâîé ñèñòåìû íå ñîîòâåòñòâóåò
òðåáîâàíè ì ïðàâèëó Õþêêåë . Ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî èëè êîëüöåâà  ñèñòåìà ìîãóò
ñâ çûâàòüñ  ÷åðåç äîñòóïíûé àòîì óãëåðîäà èëè àçîòà ïóòåì çàìåùåíè  âîäîðîäà ïî
óêàçàííîìó óãëåðîäó èëè àçîòó.

Òåðìèí "ãàëîãåí", îòäåëüíî èëè êàê ÷àñòü ñëîæíûõ ñëîâ, òàêèõ êàê "ãàëîãåíàëêèë",
âêëþ÷àåò ôòîð, õëîð, áðîì èëè èîä. Êðîìå òîãî, ïðè èñïîëüçîâàíèè â ñëîæíûõ ñëîâàõ,
òàêèõ êàê "ãàëîãåíàëêèë", óêàçàííûé àëêèë ìîæåò áûòü ÷àñòè÷íî èëè ïîëíîñòüþ çàìåùåí
àòîìàìè ãàëîãåíîâ, êîòîðûå ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè èëè ðàçíûìè. Ïðèìåðû
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"ãàëîãåíàëêèëà" âêëþ÷àþò F3C, ClCH2, CF3CH2 è CF3CCl2. Òåðìèíû "ãàëîãåíàëêåíèë",
"ãàëîãåíàëêèíèë", "ãàëîãåíàëêîêñè" è ïîäîáíûå îïðåäåë þòñ  àíàëîãè÷íî òåðìèíó
"ãàëîãåíàëêèë". Ïðèìåðû "ãàëîãåíàëêåíèëà" âêëþ÷àþò (Cl)2Ñ=CHCH2 è CF3CH2CH=
CHCH2. Ïðèìåðû "ãàëîãåíàëêèíèëà" âêëþ÷àþò HCCCHCl, CF3CC, CCl3CC è FCH2CCCH2.
Ïðèìåðû "ãàëîãåíàëêîêñè" âêëþ÷àþò CF3O, CCl3CH2O, HCF2CH2CH2O è CF3CH2O.

Ïðèìåðû "àëêèëêàðáîíèëà" âêëþ÷àþò C(O)CH3, C(O)CH2CH2CH3 è
C(O)CH(CH3)2. Ïðèìåðû "àëêîêñèêàðáîíèëà" âêëþ÷àþò CH3OC(=O), CH3CH2OC(=O),

CH 3CH2CH2OC(=O), (CH3)2CHOC(=O) è ðàçëè÷íûå áóòîêñè- èëè ïåíòîêñèêàðáîíèëüíûå
èçîìåðû. Ïðèìåðû "àëêèëàìèíîêàðáîíèëà" âêëþ÷àþò CH3NHC(=O), CH3CH2NHC(=O),
CH 3CH2CH2NHC(=O), (CH3)2CHNHC(=Î) è ðàçëè÷íûå èçîìåðû áóòèëàìèíî- èëè
ïåíòèëàìèíîêàðáîíèëà. Ïðèìåðû "äèàëêèëàìèíîêàðáîíèëà" âêëþ÷àþò (CH3)2NC(=O),
(CH 3CH2)2NC(=Î), CH3CH2(CH3)NC(=Î), CH3CH2CH2(CH3)NC(=O) è (CH3)2CHN(CH3)C(=Î).

Îáùåå êîëè÷åñòâî àòîìîâ óãëåðîäà â ãðóïïå çàìåñòèòåë  óêàçàíî íèæíèìè èíäåêñàìè
"Ñi-Cj", ãäå i è j îçíà÷àþò öåëûå ÷èñëà îò 1 äî 8. Íàïðèìåð, Ñ1-C3 àëêèëñóëüôîíèë âêëþ÷àåò
çíà÷åíè  îò ìåòèëñóëüôîíèëà äî ïðîïèëñóëüôîíèëà; C2 àëêîêñèàëêèë îçíà÷àåò
CH 3OCH2; C3 àëêîêñèàëêèë îçíà÷àåò, íàïðèìåð, CH3CH(OCH3), CH3OCH2CH2 èëè
CH 3CH2OCH2; è C4 àëêîêñèàëêèë îçíà÷àåò ðàçëè÷íûå èçîìåðû àëêèëüíîé ãðóïïû,
çàìåùåííîé àëêîêñèãðóïïîé, ãäå îáùåå êîëè÷åñòâî àòîìîâ óãëåðîäà ðàâíî ÷åòûðåì,
ïðèìåðû êîòîðûõ âêëþ÷àþò CH3CH2CH2OCH2 è CH3CH2OCH2CH2.

Â óêàçàííûõ âûøå îïðåäåëåíè õ, êîãäà ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû I ñîäåðæèò
ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, âñå çàìåñòèòåëè ñâ çàíû ñ ýòèì êîëüöîì ÷åðåç ëþáîé
äîñòóïíûé àòîì óãëåðîäà èëè àçîòà ïóòåì çàìåùåíè  âîäîðîäà ïî óêàçàííîìó óãëåðîäó
èëè àçîòó.

Êîãäà ñîåäèíåíèå çàìåùåíî çàìåñòèòåëåì è óêàçàíî, ÷òî êîëè÷åñòâî òàêèõ
çàìåñòèòåëåé ìîæåò ïðåâûøàòü 1, óêàçàííûå çàìåñòèòåëè (êîãäà èõ êîëè÷åñòâî ïðåâûøàåò
1) íåçàâèñèìî âûáðàíû èç ãðóïïû îïðåäåëåííûõ çàìåñòèòåëåé. Êðîìå òîãî, êîãäà óêàçàíû
ïðåäåëû, íàïðèìåð, (R)i-j, òîãäà êîëè÷åñòâî çàìåñòèòåëåé ìîæåò áûòü âûáðàíî èç öåëûõ
÷èñåë îò i äî j, âêëþ÷èòåëüíî.

Òåðìèí "íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé" îçíà÷àåò, ÷òî ãðóïïà  âë åòñ  ëèáî
íåçàìåùåííîé, ëèáî çàìåùåííîé. Òåðìèí "íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì-òðåì 
çàìåñòèòåë ìè" è ò.ï. îçíà÷àåò, ÷òî îò îäíîãî äî òðåõ äîñòóïíûõ ïîëîæåíèé â ãðóïïå
ìîãóò áûòü çàìåùåíû. Êîãäà ãðóïïà ñîäåðæèò çàìåñòèòåëü, êîòîðûé ìîæåò áûòü
âîäîðîäîì, íàïðèìåð, R1 èëè R5, òîãäà, åñëè ýòîò çàìåñòèòåëü îçíà÷àåò âîäîðîä,
äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî ýòî ýêâèâàëåíòíî òîìó, ÷òî óêàçàííà  ãðóïïà  âë åòñ 
íåçàìåùåííîé.

Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîãóò ñóùåñòâîâàòü â âèäå îäíîãî èëè
íåñêîëüêèõ ñòåðåîèçîìåðîâ. Ðàçëè÷íûå ñòåðåîèçîìåðû âêëþ÷àþò ýíàíòèîìåðû,
äèàñòåðåîìåðû, àíòðîïèçîìåðû è ãåîìåòðè÷åñêèå èçîìåðû.  Ñïåöèàëèñòó â äàííîé
îáëàñòè äîëæíî  áûòü ïîí òíî, ÷òî îäèí ñòåðåîèçîìåð ìîæåò áûòü áîëåå àêòèâíûì è/èëè
ìîæåò äåìîíñòðèðîâàòü ëó÷øåå äåéñòâèå ïðè îáîãàùåíèè èì ïî ñðàâíåíèþ ñ äðóãèì(è)
ñòåðåîèçîìåðîì(àìè) èëè ïðè åãî îòäåëåíèè îò äðóãîãî(èõ) ñòåðåîèçîìåðà(îâ). Êðîìå
òîãî, ñïåöèàëèñòó äîëæíû áûòü èçâåñòíû ñïîñîáû ðàçäåëåíè , îáîãàùåíè  è/èëè
èçáèðàòåëüíîãî ïîëó÷åíè  ñòåðåîèçîìåðîâ. Ñëåäîâàòåëüíî, ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ ìîãóò ïðèñóòñòâîâàòü â âèäå ñìåñè ñòåðåîèçîìåðîâ, èíäèâèäóàëüíûõ
ñòåðåîèçîìåðîâ èëè â âèäå îïòè÷åñêè àêòèâíîé ôîðìû. Íåêîòîðûå ñîåäèíåíè  ïî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîãóò ñóùåñòâîâàòü â âèäå îäíîãî èëè íåñêîëüêèõ òàóòîìåðîâ, è
âñå òàóòîìåðíûå ôîðìû òàêèõ ñîåäèíåíèé  âë þòñ  ÷àñòüþ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .
Ñëåäîâàòåëüíî, ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîãóò ïðèñóòñòâîâàòü â âèäå
ñìåñè òàóòîìåðîâ èëè â âèäå èíäèâèäóàëüíûõ òàóòîìåðîâ.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå âêëþ÷àåò ñîåäèíåíè , âûáðàííûå èç ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû I, èõ
N-îêñèäîâ è ïîäõîä ùèõ ñîëåé. Ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî
íå âñå àçîòñîäåðæàùèå ãåòåðîöèêëû ìîãóò îáðàçîâûâàòü N-îêñèäû, ïîñêîëüêó àçîòó
òðåáóåòñ  äîñòóïíà  îòäåëüíà  ïàðà ýëåêòðîíîâ äë  îêèñëåíè  â îêñèä; ñïåöèàëèñò ìîæåò
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îòëè÷àòü òå àçîòñîäåðæàùèå ãåòåðîöèêëû, êîòîðûå ìîãóò îáðàçîâûâàòü N-îêñèäû.
Ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè òàêæå äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî òðåòè÷íûå àìèíû ìîãóò
îáðàçîâûâàòü N-îêñèäû. Ñïîñîáû ñèíòåçà äë  ïîëó÷åíè  N-îêñèäîâ èç ãåòåðîöèêëîâ è
òðåòè÷íûõ àìèíîâ õîðîøî èçâåñòíû ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè, âêëþ÷à  îêèñëåíèå
ãåòåðîöèêëîâ è òðåòè÷íûõ àìèíîâ ïåðîêñè êèñëîòàìè, òàê êàê ïåðóêñóñíà  è ì-
õëîðïåðáåíçîéíà  êèñëîòà (MCPBA), ïåðîêñèäîì âîäîðîäà, àëêèëãèäðîïåðîêñèäàìè,
òàêèìè êàê òðåò-áóòèëãèäðîïåðîêñèä, ïåðáîðàòîì íàòðè  è äèîêñèðàíàìè, òàêèìè êàê
äèìåòèäèîêñèðàí. Òàêèå ñïîñîáû ïîëó÷åíè  N-îêñèäîâ áûëè ïîäðîáíî îïèñàíû è
ðàññìîòðåíû â ëèòåðàòóðå, ñì. íàïðèìåð: T. L. Gilchrist in Comprehensive organic
Synthesis, vol. 7, pp 748-750, S. V. Ley, Ed., Pergamon Press; M. Tisler and B.
Stanovnik in Comprehensive Heterocyclic Chemistry, Vol. 3, pp 18-19, A. J. Boulton
and A. McKillop, Eds., Pergamon Press; M. R. Grimmett and B. R. T. Keene in Advances
in Heterocyclic Chemistry, Vol. 43, pp 139-151, A. R. Katritzky, Ed., Academic Press;
M. Tisler and B. Stanovnik in Advances in Heterocyclic Chemistiy, Vol. 9, pp 285-291,
A. R. Katritzky è A. J. Boulton, Eds., Academic Press; and G. W. H. Cheeseman and E.
S. G. Werstiuk in Advances in Heterocyclic Chemistiy, Vol. 22, pp 390-392, A. R.
Katritzky and A. J. Boulton, Eds., Academic Press.

Ñîëè ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ âêëþ÷àþò êèñëîòíî-àääèòèâíûå ñîëè
íåîðãàíè÷åñêîé èëè îðãàíè÷åñêîé êèñëîòû, òàêîé êàê áðîìèñòîâîäîðîäíà ,
õëîðèñòîâîäîðîäíà , àçîòíà , ôîñôîðíà , ñåðíà , óêñóñíà , ìàñë íà , ôóìàðîâà ,
ìîëî÷íà , ìàëåèíîâà , ìàëîíîâà , ùàâåëåâà , ïðîïèîíîâà , ñàëèöèëîâà , âèííà , 4-
òîëóîëñóëüôîíîâà  èëè âàëåðèàíîâà  êèñëîòà. Ñîëè ñîåäèíåíèé ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ òàêæå âêëþ÷àþò ñîëè, îáðàçîâàííûå ñ îðãàíè÷åñêèìè îñíîâàíè ìè
(íàïðèìåð, ïèðèäèíîì, àììèàêîì è òðèýòèëàìèíîì), èëè ñîëè, îáðàçîâàííûå ñ
íåîðãàíè÷åñêèìè îñíîâàíè ìè (íàïðèìåð, ãèäðèäû, ãèäðîêñèäû èëè êàðáîíàòû íàòðè ,
êàëè , ëèòè , êàëüöè , ìàãíè  èëè áàðè ), êîãäà ñîåäèíåíèå ñîäåðæèò êèñëîòíóþ ãðóïïó,
òàêóþ êàê êàðáîíîâà  êèñëîòà èëè ôåíîë.

Êàê óêàçàíî âûøå, êàæäûé J íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî, 5- èëè
6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî èëè àðîìàòè÷åñêóþ 8-, 9- èëè 10-÷ëåííóþ
êîíäåíñèðîâàííóþ êàðáîáèöèêëè÷åñêóþ èëè ãåòåðîáèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, ãäå
êàæäîå êîëüöî èëè êîëüöåâà  ñèñòåìà çàìåùåíû îäíèì-÷åòûðüì  R5. Ïðèìåðîì ôåíèëà,
çàìåùåííîãî îäíèì-÷åòûðüì  R5,  âë åòñ  êîëüöî, ïîêàçàííîå êàê U-l â Ïðåäñòàâëåíèè
1 íèæå, ãäå Rv ïðåäñòàâë åò ñîáîé R5 è r îçíà÷àåò öåëîå ÷èñëî îò 1 äî 4. Ïðèìåðû
àðîìàòè÷åñêîé 8-, 9- èëè 10-÷ëåííîé êîíäåíñèðîâàííîé êàðáîáèöèêëè÷åñêîé êîëüöåâîé
ñèñòåìû, çàìåùåííîé îäíèì-÷åòûðüì  R5, âêëþ÷àþò íàôòèëüíóþ ãðóïïó, ïîêàçàííóþ êàê
U-85 â Ïðåäñòàâëåíèè 1, è 1,2,3,4-òåòðàãèäðîíàôòèëüíóþ ãðóïïó, ïîêàçàííóþ êàê U-89 â
Ïðåäñòàâëåíèè 1, ãäå Rv ïðåäñòàâë åò ñîáîé R3 è r îçíà÷àåò öåëîå ÷èñëî îò 1 äî 4.
Ïðèìåðû 5- èëè 6-÷ëåííîãî ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîãî êîëüöà, çàìåùåííîãî îäíèì-
÷åòûðüì  R5, âêëþ÷àþò êîëüöà U-2 ïî U-53, ïîêàçàííûå â Ïðåäñòàâëåíèè 1,
ãäå Rv ïðåäñòàâë åò ñîáîé R5 è r îçíà÷àåò öåëîå ÷èñëî îò 1 äî 4. Íåîáõîäèìî îòìåòèòü,
÷òî ïðîèëëþñòðèðîâàííûå íèæå J-l ïî J-4 òàêæå îçíà÷àþò 5- èëè 6-÷ëåííûå
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèå êîëüöà. Íåîáõîäèìî îòìåòèòü, ÷òî U-2 ïî U-20  âë þòñ  ïðèìåðàìè
J-l, U-21 ïî U-35 è U-40  âë þòñ  ïðèìåðàìè J-2, U-41 ïî U-48  âë þòñ  ïðèìåðàìè J-3
è U-49 ïî U-53  âë þòñ  ïðèìåðàìè J-4. Ïðèìåðû àðîìàòè÷åñêèõ 8-, 9- èëè 10-÷ëåííûõ
êîíäåíñèðîâàííûõ ãåòåðîáèöèêëè÷åñêèõ êîëüöåâûõ ñèñòåì, çàìåùåííûõ îäíèì-÷åòûðüì 
R5, âêëþ÷àþò U-54 ïî U-84, ïîêàçàííûå â Ïðåäñòàâëåíèè 1, ãäå Rv ïðåäñòàâë åò
ñîáîé R5 è r îçíà÷àåò öåëîå ÷èñëî îò 1 äî 4.

Íåñìîòð  íà òî, ÷òî ãðóïïû Rv ïîêàçàíû â ñòðóêòóðàõ ñ U-l ïî U-90, íåîáõîäèìî
îòìåòèòü, ÷òî êîãäà îíè  âë þòñ  íåîá çàòåëüíûìè çàìåñòèòåë ìè, îíè íåîá çàòåëüíî
äîëæíû ïðèñóòñòâîâàòü. Íåîáõîäèìî îòìåòèòü, ÷òî êîãäà Rv ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, ïðè
åãî ïðèñîåäèíåíèè ê àòîìó ýòî àíàëîãè÷íî òîìó, ÷òî óêàçàííûé àòîì  âë åòñ 
íàçàìåùåííûì. Àòîìû àçîòà, äë  êîòîðûõ íåîáõîäèìî çàìåùåíèå äë  çàïîëíåíè  èõ
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âàëåíòíîñòè, çàìåùåíû H èëè Rv. Íåîáõîäèìî îòìåòèòü, ÷òî íåêîòîðûå U ãðóïïû ìîãóò
áûòü çàìåùåíû òîëüêî ìåíåå ÷åì 4 ãðóïïàìè Rv (íàïðèìåð, U-l4, U-15, U-l8 ïî U-21 è
U-32 ïî U-34 ìîãóò áûòü çàìåùåíû òîëüêî îäíèì Rv). Íåîáõîäèìî îòìåòèòü, ÷òî êîãäà
òî÷êà ïðèñîåäèíåíè  ìåæäó ãðóïïàìè (Rv)r è U ïîêàçàíà êàê ñâîáîäíà  (ïîäâèæíà ),
(R v)r ìîæåò ïðèñîåäèí òüñ  ê äîñòóïíîìó àòîìó óãëåðîäà U ãðóïïû. Íåîáõîäèìî îòìåòèòü,
÷òî êîãäà òî÷êà ïðèñîåäèíåíè  U ãðóïïû ïîêàçàíà êàê ñâîáîäíà  (ïîäâèæíà ), U ãðóïïà
ìîæåò áûòü ïðèñîåäèíåíà ê îñòàëüíîé ÷àñòè Ôîðìóëû I ÷åðåç ëþáîé èìåþùèéñ  àòîì
óãëåðîäà U ãðóïïû ïóòåì çàìåùåíè  àòîìà âîäîðîäà.
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Êàê óêàçàíî âûøå, íåêîòîðûå ãðóïïû R1, R3, R6 è R8 íåîá çàòåëüíî ìîãóò áûòü
çàìåùåííûìè îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè. Òåðìèí "íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé" â ñâ çè ñ ýòèìè Rw ãðóïïàìè (ãäå w èìååò çíà÷åíèå 1, 3, 6 èëè 8)
îòíîñèòñ  ê R ãðóïïàì, êîòîðûå íå çàìåùåíû èëè èìåþò, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí
íåâîäîðîäíûé çàìåñòèòåëü. Ïðèìåðàìè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûõ Rw ãðóïï  âë þòñ 
ãðóïïû, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûå ïóòåì çàìåíû âîäîðîäà ó àòîìà óãëåðîäà
ãðóïïû Rw îäíèì èëè íåñêîëüêèìè (äî îáùåãî êîëè÷åñòâà àòîìîâ âîäîðîäà, äîñòóïíûõ äë 
çàìåùåíè  â ëþáîé êîíêðåòíîé Rw ãðóïïå) çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
çàìåñòèòåëåé, ïåðå÷èñëåííûõ â ðàçäåëå "Êðàòêîå îïèñàíèå èçîáðåòåíè " âûøå. Õîò  òàêèå
çàìåñòèòåëè è ïåðå÷èñëåíû, ñëåäóåò çàìåòèòü, ÷òî îíè íåîá çàòåëüíî äîëæíû
ïðèñóòñòâîâàòü, ïîñêîëüêó  âë þòñ  íåîá çàòåëüíûìè çàìåñòèòåë ìè. Îñîáåííî ñëåäóåò
îòìåòèòü Rw ãðóïïû, êîòîðûå  âë þòñ  íåçàìåùåííûìè. Âàæíûìè òàêæå
 âë þòñ  R v ãðóïïû, çàìåùåííûå çàìåñòèòåë ìè îò îäíîãî äî ï òè. Òàêæå âàæíûìè
 âë þòñ  Rw ãðóïïû, çàìåùåííûå îäíèì çàìåñòèòåëåì.

Êàê óêàçàíî âûøå, R3 ìîæåò ïðåäñòàâë òü C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë
èëè C3-C6 öèêëîàëêèë, êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé (ñðåäè ïðî÷åãî) ôåíèëîì,
ôåíîêñè èëè 5- èëè 6-÷ëåííûì ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèì êîëüöîì, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî
íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9.
Ïðèìåðû òàêèõ êîëåö,  âë þùèõñ  çàìåñòèòåë ìè, âêëþ÷àþò êîëüöà, ïðåäñòàâëåííûå êàê
êîëüöà U-l (ôåíèë), U-2 ïî U-53 (5- èëè 6-÷ëåííûå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèå êîëüöà) è U-86
(ôåíîêñè), ïîêàçàííûå â Ïðåäñòàâëåíèè 1 âûøå, ãäå Rv ïðåäñòàâë åò ñîáîé R9 è r
ïðåäñòàâë åò ñîáîé öåëîå ÷èñëî îò 1 äî 3.

Êàê óêàçàíî âûøå, êàæäûé R4 ìîæåò íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë òü (ñðåäè ïðî÷åãî)
ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå èëè ôåíîêñè êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî
çàìåùåíî îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9. Ïðèìåðû òàêèõ
êîëåö,  âë þùèõñ  çàìåñòèòåë ìè, âêëþ÷àþò êîëüöà, ïðåäñòàâëåííûå êàê êîëüöà U-l
(ôåíèë), U-87 (áåíçèë) è U-86 (ôåíîêñè), ïîêàçàííûå â Ïðåäñòàâëåíèè 1 âûøå,
ãäå Rv ïðåäñòàâë åò ñîáîé R9 è r ïðåäñòàâë åò ñîáîé öåëîå ÷èñëî îò 1 äî 3.

Êàê óêàçàíî âûøå, êàæäûé R5 ìîæåò íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë òü (ñðåäè ïðî÷åãî)
ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå, áåíçîèëüíîå, ôåíîêñè èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå
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êîëüöî, èëè àðîìàòè÷åñêóþ 8-, 9- èëè 10-÷ëåííóþ êîíäåíñèðîâàííóþ ãåòåðîáèöèêëè÷åñêóþ
êîëüöåâóþ ñèñòåìó, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî èëè êîëüöåâà  ñèñòåìà íåîá çàòåëüíî
çàìåùåíû îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9. Ïðèìåðû òàêèõ
êîëåö,  âë þùèõñ  çàìåñòèòåë ìè, âêëþ÷àþò êîëüöà, ïðåäñòàâëåííûå êàê êîëüöà U-l
(ôåíèë), U-87 (áåíçèë), U-8S (áåíçîèë), U-86 (ôåíîêñè), U-2 ïî U-53 (5- èëè 6-÷ëåííûå
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèå êîëüöà) è U-54 ïî U-84 (àðîìàòè÷åñêà  8-, 9- èëè 10-÷ëåííà 
êîíäåíñèðîâàííà  ãåòåðîáèöèêëè÷åñêà  êîëüöåâà  ñèñòåìà), ïîêàçàííûå â Ïðåäñòàâëåíèè
1 âûøå, ãäå Rv ïðåäñòàâë åò ñîáîé R9 è r ïðåäñòàâë åò ñîáîé öåëîå ÷èñëî îò 1 äî 3.

Êàê óêàçàíî âûøå, êàæäûé R6 è êàæäûé R8 ìîãóò íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë òü (ñðåäè
ïðî÷åãî) ôåíèëüíîå êîëüöî èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì
êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàííûìè èç R9. Ïðèìåðû òàêèõ R6 è R8 ãðóïï âêëþ÷àþò êîëüöà, ïîêàçàííûå êàê êîëüöà
U-l (ôåíèë) è U-2 ïî U-53 (5- èëè 6-÷ëåííûå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèå êîëüöà), ïîêàçàííûå â
Ïðåäñòàâëåíèè 1 âûøå, ãäå Rv ïðåäñòàâë åò ñîáîé R9 è r ïðåäñòàâë åò ñîáîé öåëîå
÷èñëî îò 1 äî 3.

Êàê óêàçàíî âûøå, êàæäûé R7 ìîæåò íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë òü ôåíèëüíîå, áåíçèëîêñè
èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî
çàìåùåíî îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9. Ïðèìåðû
òàêèõ R7 ãðóïï âêëþ÷àþò êîëüöà, ïðåäñòàâëåííûå êàê êîëüöà U-l (ôåíèë), U-90
(áåíçèëîêñè) è U-2 ïî U-53 (5- èëè 6-÷ëåííûå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèå êîëüöà), ïîêàçàííûå
â Ïðåäñòàâëåíèè 1 âûøå, ãäå Rv ïðåäñòàâë åò ñîáîé R9 è r ïðåäñòàâë åò ñîáîé öåëîå
÷èñëî îò 1 äî 3.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè, â ñèëó èõ ëó÷øåé àêòèâíîñòè è/èëè ïðîñòîòû
ñèíòåçà,  âë þòñ  ñëåäóþùèå:

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 1. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, ãäå K ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR1C(=
A)- è A ïðåäñòàâë åò ñîáîé O.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 2. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(-
B)NR2- è B ïðåäñòàâë åò ñîáîé O.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 3. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 1 èëè
ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 2, ãäå

J ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå
êîëüöî, âûáðàííîå èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé J-l, J-2, J-3 è J-4, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî
çàìåùåíî îäíèì-÷åòûðüì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R5

Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé O, S èëè NR5;
W, X, Y è Z íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé N èëè CR5, ïðè óñëîâèè ÷òî â J-3 è J-4

ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç W, X, Y èëè Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé N;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, C1-C4 àëêèë, C2-C4 àëêåíèë, C2-C4 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë,

C2-C6 àëêèëêàðáîíèë èëè C2-C6àëêîêñèêàðáîíèë;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, C1-C4 àëêèë, C2-C4 àëêåíèë, C2-C4 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë,

C2-C6 àëêèëêàðáîíèë èëè C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H; èëè C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë

èëè C3-C6 öèêëîàëêèë, êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí,
CN, C1-C6 àëêîêñè, C1-C2 àëêèëòèî, C1-C2 àëêèëñóëüôèíèë è C1-C2 àëêèëñóëüôîíèë;
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îäíà èç ãðóïï R4 ïðèñîåäèíåíà ê îñòàëüíîé ÷àñòè ôîðìóëû I ëèáî ïî ïîëîæåíèþ 2, ëèáî
ïî ïîëîæåíèþ 5 ôåíèëüíîãî êîëüöà, è óêàçàííûé R4 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë, ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë
èëè C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë;

êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë,
ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë, C2-C4 àëêîêñèêàðáîíèë, C2-C6 àëêèëàìèíîêàðáîíèë
èëè C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë; èëè

êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå èëè 5- èëè 6-
÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî
îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9; èëè

(R5)2, âìåñòå ñî ñìåæíûìè àòîìàìè óãëåðîäà, ñ êîòîðûìè îíè ñâ çàíû,
îáðàçóþò -OCF2O-, -CF2CF2O- èëè -OCF2CF2O-;

êàæäûé R6 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë,
êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàíûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí, CN, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî è R7; è n
èìååò çíà÷åíèå 1 èëè 2.

Èç Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 3 îñîáîå çíà÷åíèå èìåþò ñîåäèíåíè , ãäå K ïðåäñòàâë åò
ñîáîé -NR1C(=O)- è L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(GR6)=N- èëè-SO2NR2-. Òàêæå îñîáîå
çíà÷åíèå èìåþò ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 3, ãäå K ïðåäñòàâë åò
ñîáîé -NR1C(=O)- è L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(=O)-. Òàêæå îñîáîå çíà÷åíèå èìåþò
ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 3, ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(=O)NR2- è K
ïðåäñòàâë åò ñîáîé -N=C(GR6)- èëè -NR1SO2-.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 4. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 3, ãäå
R1 è R2, êàæäûé, íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë åò ñîáîé H èëè C1-C4 àëêèë;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C4 àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãàëîãåíîì, CN, OCH3,

èëè S(Î)pCH3;
êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë,

ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë èëè C2-C4 àëêîêñèêàðáîíèë, C2-C6 àëêèëàìèíîêàðáîíèë
èëè C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë; èëè ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå, èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî ãàëîãåíîì,
CN,
NO 2, C1-C4 àëêèëîì, C2-C4 àëêåíèëîì, C2-C4 àëêèíèëîì, C3-C6 öèêëîàëêèëîì, C1-C4 ãàëîãå
íàëêèëîì, C1-C4 àëêîêñè èëè C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè; ïðè óñëîâèè ÷òî îäèí R5 ñ J â
ïîëîæåíèè îðòî ê K è, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí R5  âë åòñ  îòëè÷íûì îò H, G ïðåäñòàâë åò
ñîáîé O èëè S; è

p èìååò çíà÷åíèå 0, 1 èëè 2.
Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 5. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 4, ãäå J

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå, ïèðàçîëüíîå, ïèððîëüíîå, ïèðèäèíîâîå èëè
ïèðèìèäèíîâîå êîëüöî, êàæäîå çàìåùåííîå îäíèì R5, ñâ çàííûì ñ J â ïîëîæåíèè îðòî ê
K, è, íåîá çàòåëüíî, îäíèì èëè äâóì  äîïîëíèòåëüíûìè R5.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 6. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 5, ãäå
R1 è R2 îáà ïðåäñòàâë þò ñîáîé H;
îäèí R4 ïðèñîåäèíåí ê îñòàëüíîé ÷àñòè ôîðìóëû I â ïîëîæåíèè 2 ôåíèëüíîãî êîëüöà,
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îðòî îòíîñèòåëüíî K-J ôðàãìåíòà è âûáðàí èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé C1-C3 àëêèë, CF3,
OCF 3, OCHF2, S(O)pCF3, S(O)pCHF2 è ãàëîãåí, è, íåîá çàòåëüíî, âòîðîé R4 ïðèñîåäèíåí â
ïîëîæåíèè 4 ôåíèëüíîãî êîëüöà, ïàðà îòíîñèòåëüíî K-J ôðàãìåíòà è âûáðàí èç ãðóïïû,
âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí, C1-C3 àëêèë è C1-C3 ãàëîãåíàëêèë.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 7. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 6, ãäå
J ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðàçîëüíîå èëè ïèððîëüíîå êîëüöî, âûáðàííîå èç ãðóïïû,

âêëþ÷àþùåé J-5, J-6, J-7, J-8, J-9 è J-10, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî çàìåùåíî R5 è,
íåîá çàòåëüíî, çàìåùåíî R10 è R11;

R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë, èëè

V ïðåäñòàâë åò ñîáîé N, CH, CF, CC1, CBr èëè CI;
êàæäûé R10 è êàæäûé R12 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé

H, C1-C6 àëêèë, C3-C6 öèêëîàëêèë, C1-C6 ãàëîãåíàëêèë, ãàëîãåí,
CN, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè èëè C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî; è

R11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
H, C1-C6 àëêèë, C1-C6 ãàëîãåíàëêèë, C3-C6 àëêåíèë, C3-C6 ãàëîãåíàëêåíèë, C3-C6 àëêèíèë
èëè C3-C6 ãàëîãåíàëêèíèë.

Íåîáõîäèìî ó÷åñòü, ÷òî R10 è R11  âë þòñ  ïîäãðóïïàìè ãðóïïû çàìåñòèòåëåé R5.
Òàêæå íåîáõîäèìî ó÷åñòü, ÷òî êîãäà R12  âë åòñ  îòëè÷íûì îò H, îí  âë åòñ  ïîäãðóïïîé
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé R9, è ÷òî àòîìû F, Cl, Br èëè I, âõîä ùèå â îïðåäåëåíèå ãðóïïû
V, òàæå  âë þòñ  ïîäãðóïïîé ãðóïïû çàìåñòèòåëåé R9. Íåîáõîäèìî îòìåòèòü, ÷òî ãðóïïà,
îïðåäåëåííà  äë  R5, ñâ çàíà ñ J ïîñðåäñòâîì ñâ çè, îáîçíà÷åííîé âîëíèñòîé ëèíèåé.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 8. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 7, ãäå V
ïðåäñòàâë åò ñîáîé N.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 9. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 7, ãäå V
ïðåäñòàâë åò ñîáîé CH, CF, CCl èëè CBr.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 10. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 8 èëè
Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 9, ãäå
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R12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë, ãàëîãåí èëè CN;
R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, CH3, CF3, OCH2CF3, OCHF2 èëè ãàëîãåí; è
R11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CH2CF3, CHF2 èëè CF3.
Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 11. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 10, ãäå J,

çàìåùåííûé R5 è íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé R10, ïðåäñòàâë åò ñîáîé J-5;
R 12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl èëè Br; è R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí, OCH2CF3,
OCHF 2 èëè CF3.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 12. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 10, ãäå J,
çàìåùåííûé R5 è íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé R11, ïðåäñòàâë åò ñîáîé J-6;
R 12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl èëè Br; è R11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CH2CF3, CHF2 èëè CF3.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 13. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 10, ãäå J,
çàìåùåííûé R5 è íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé R11, ïðåäñòàâë åò ñîáîé J-7;
R 12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl èëè Br; è R11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CH2CF3, CHF2 èëè CF3.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 14. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 10, ãäå J,
çàìåùåííûé R5 è íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé R10, ïðåäñòàâë åò ñîáîé J-8;
R 12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl èëè Br; è R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí, OCH2CF3,
OCHF 2 èëè CF3.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 15. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 10, ãäå J,
çàìåùåííûé R5 è íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé R10 è R11, ïðåäñòàâë åò ñîáîé J-9;
R 12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl èëè Br; R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí, OCH2CF3, OCHF2 èëè
CF3; è R11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CH2CF3, CHF2 èëè CF3.

Ïðåäïî÷òèòåëüíà  ãðóïïà 16. Ñîåäèíåíè  Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïû 10, ãäå J,
çàìåùåííûé R5 è íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé R11, ïðåäñòàâë åò ñîáîé J-10;
R l2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl èëè Br; è R11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CH2CF3, CHF2 èëè CF3.

Íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò
ñîáîé

1-(3-Õëîð-2-ïèðèäèíèë)-N-[2-ìåòèë-6-[[(1-ìåòèëýòèë)àìèíî]-ñóëüôîíèë]ôåíèë]-3-
(òðèôòîðìåòèë)-1H-ïèðàçîë-5-êàðáîêñàìèä.

Âàæíîå çíà÷åíèå èìåþò ñîåäèíåíè  ôîðìóëû If, èõ N-îêñèäû è ñåëüñêîõîç éñòâåííî
ïðèåìëåìûå ñîëè

ãäå
J ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî, íàôòèëüíóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, 5- èëè 6-

÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî èëè àðîìàòè÷åñêóþ 8-, 9- èëè 10-÷ëåííóþ
êîíäåíñèðîâàííóþ ãåòåðîáèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, ãäå êàæäîå êîëüöî èëè
êîëüöåâà  ñèñòåìà  âë þòñ  íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûìè 1-4 çàìåñòèòåë ìè R5;

K ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR1C(=A)-, -N=C(GR6)- èëè -NR1SO2-;
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(-B)NR2-, -C(GR6)=N-, -SO2NR2-, èëè
-C(=O)-;
A è B íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé O, S, NR6, NOR6, NN(R6)2, S=O, N-CN èëè N-NO2;
êàæäûé G íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé O, S èëè NR6;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H; èëè C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë

èëè C3-C6 öèêëîàëêèë, êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
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çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí, CN, NO2,
ãèäðîêñè, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4 àëêèëñóëüôîíèë, C2

-C4 àëêîêñèêàðáîíèë, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî è C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî; èëè
R1 ïðåäñòàâë åò

ñîáîé C2-C6 àëêèëêàðáîíèë, C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë, C2-C6 àëêèëàìèíîêàðáîíèë
èëè C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë;

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë,
C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî, C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî, C2-C6

àëêîêñèêàðáîíèë èëè C2-C6 àëêèëêàðáîíèë;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H; C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë,

êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè
èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí, CN, NO2,
ãèäðîêñè, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1

-C4 àëêèëñóëüôîíèë, C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë, C2-C6 àëêèëêàðáîíèë, C3-C6 òðèàëêèëñèëèë,
èëè ôåíèëüíîå, ôåíîêñè èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì
êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàíûìè èç ãðóïïû,
âêëþ÷àþùåé C1-C4 àëêèë, C2-C4 àëêåíèë, C2-C4 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèë, C2-C4 ãàëîãåíàëêåíèë, C2-C4 ãàëîãåíàëêèíèë, C3-C6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë,
ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî, C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî, C3-C6

(àëêèë)öèêëîàëêèëàìèíî, C2-C4 àëêèëêàðáîíèë, C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë, C2-C6

àëêèëàìèíîêàðáîíèë, C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë èëè C3-C6 òðèàëêèëñèëèë;
C 1-C4 àëêîêñè; C1-C4 àëêèëàìèíî; C2-C8 äèàëêèëàìèíî; C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî;
C 2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë èëè C2-C6 àëêèëêàðáîíèë; èëè

R2 è R3, âç òûå âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, îáðàçóþò êîëüöî,
ñîäåðæàùåå îò 2 äî 6 àòîìîâ óãëåðîäà è, íåîá çàòåëüíî, îäèí äîïîëíèòåëüíûé àòîì
àçîòà, ñåðû èëè êèñëîðîäà, ïðè ýòîì óêçàííîå êîëüöî  âë åòñ  íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûì 1-4 çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé C1-C2 àëêèë,
ãàëîãåí, CN, NO2 è C1-C2 àëêîêñè;

êàæäûé R4 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé
H, C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2 -C6 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë, C1-C6 ãàëîãåíàëêèë, C2-C

6 ãàëîãåíàëêåíèë, C2-C6 ãàëîãåíàëêèíèë, C3-C6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë, ãàëîãåí, CN, NO2,

ãèäðîêñè, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C

4 àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî, C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî,
èëè C3-C6 òðèàëêèëñèëèë; èëè

êàæäûé R4 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, áåíçèë èëè ôåíîêñè, êàæäûé
íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé C1-C4 àëêèëîì, C2-C4 àëêåíèëîì, C2-C4 àëêèíèëîì, C3-C6 öèêëîàëêèëîì, C1-C

4 ãàëîãåíàëêèëîì, C2-C4 ãàëîãåíàëêåíèëîì, C2-C4 ãàëîãåíàëêèíèëîì, C3-C6

ãàëîãåíöèêëîàëêèëîì, ãàëîãåíîì, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèëîì, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèëîì, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî, C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî, C3-C6

(àëêèë)öèêëîàëêèëàìèíî, C2-C4 àëêèëêàðáîíèëîì, C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèëîì, C2-C6

àëêèëàìèíîêàðáîíèëîì, C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèëîì èëè C3-C6 òðèàëêèëñèëèëîì;
êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé

H, C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë, C1-C6 ãàëîãåíàëêèë, C2-C6

ãàëîãåíàëêåíèë, C2-C6 ãàëîãåíàëêèíèë, C3-C6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë, ãàëîãåí, CN, CO2H,
CONH 2, NO2,
ãèäðîêñè, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1
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-C4 àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî, C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî,
C2-C6 àëêèëêàðáîíèë, C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë, C2-C6 àëêèëàìèíîêàðáîíèë, C3-C8

äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë, C3-C6 òðèàëêèëñèëèë; èëè
êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå, áåíçîèëüíîå,

ôåíîêñè, 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî èëè àðîìàòè÷åñêóþ 8-, 9- èëè 10-
÷ëåííóþ êîíäåíñèðîâàííóþ ãåòåðîáèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, ïðè ýòîì êàæäîå
êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
ãðóïïû,
âêëþ÷àþùåé C1-C4 àëêèë, C2-C4 àëêåíèë, C2-C4 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë, C1-C4 ãàëîãåíà
ëêèë, C2-C4 ãàëîãåíàëêåíèë, C2-C4 ãàëîãåíàëêèíèë, C3-C6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë, ãàëîãåí, CN,
NO2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî, C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî, C3-C6

(àëêèë)öèêëîàëêèëàìèíî, C2-C4 àëêèëêàðáîíèë, C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë, C2-C6

àëêèëàìèíîêàðáîíèë, C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë èëè C3-C8 òðèàëêèëñèëèë; èëè
(R5)2, âìåñòå ñî ñìåæíûìè àòîìàìè óãëåðîäà, ñ êîòîðûìè îíè ñâ çàíû,

îáðàçóþò -OCF2O-, -CF2CF2Î- èëè -OCF2CF2O-;

êàæäûé R6 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãàëîãåíîì, CN, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî
èëè R7; C3-C6 öèêëîàëêèë; èëè C2-C4 àëêîêñèêàðáîíèë; èëè

êàæäûé R6 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-
òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû,
âêëþ÷àþùåé C1-C4 àëêèë, C2-C4 àëêåíèë, C2-C4 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèë, C2-C4 ãàëîãåíàëêåíèë, C2-C4 ãàëîãåíàëêèíèë, C6-C6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë,
ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî, C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî, C3-C6

(àëêèë)öèêëîàëêèëàìèíî, C2-C4 àëêèëêàðáîíèë, C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë, C2-C6

àëêèëàìèíîêàðáîíèë, C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë èëè C3-C6 òðèàëêèëñèëèë;
êàæäûé R7 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå

ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì-
òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû,
âêëþ÷àþùåé C1-C4 àëêèë, C2-C4 àëêåíèë, C2-C4 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèë, C2-C4 ãàëîãåíàëêåíèë, C2-C4 ãàëîãåíàëêèíèë, C3-C6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë,
ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî, C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî, C3-C6

(àëêèë)öèêëîàëêèëàìèíî, C2-C4 àëêèëêàðáîíèë, C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë, C2-C6

àëêèëàìèíîêàðáîíèë, C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë èëè C3-C6 òðèàëêèëñèëèë; è
n èìååò çíà÷åíèå îò 1 äî 4;
ïðè óñëîâèè, ÷òî êîãäà K ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR1C(=A)- è A ïðåäñòàâë åò ñîáîé O èëè

S, òîãäà L  âë åòñ  îòëè÷íûì îò
-C(=O)NR2- èëè -C(=S)NR2-.
Òàêæå âàæíûìè  âë þòñ  âûáðàííûå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I.
Âûáðàííà  ãðóïïà A. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, ãäå K ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR1C(=A)- è A

ïðåäñòàâë åò ñîáîé O.
Âûáðàííà  ãðóïïà B. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(=B)NR2- è B

ïðåäñòàâë åò ñîáîé O.
Âûáðàííà  ãðóïïà C. Ñîåäèíåíè  Âûáðàííîé ãðóïïû B èëè Âûáðàííîé ãðóïïû C, ãäå
J ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå

êîëüöî, âûáðàííîå èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé J-l, J-2, J-3 è J-4, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî J
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íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî 1-3 çàìåñòèòåë ìè R5

Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé O, S èëè NR5;
W, X, Y è Z íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé N èëè CR5, ïðè óñëîâèè ÷òî â J-3 è J-4

ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç W, X, Y èëè Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé N;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, Ñ1-Ñ4 àëêèë, C2-C4 àëêåíèë, C2-C4 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë,

C2-C6 àëêèëêàðáîíèë èëè C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, C1-C4 àëêèë, C2-C4 àëêåíèë, C2-C4 àëêèíèë, C3-C6 öèêëîàëêèë,

C2-C6 àëêèëêàðáîíèë èëè C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèë;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë

èëè C3-C6 öèêëîàëêèë, êàæäûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí,
CN, C1-C2 àëêîêñè, C1-C2 àëêèëòèî, C1-C2 àëêèëñóëüôèíèë è C1-C2 àëêèëñóëüôîíèë;

îäíà èç ãðóïï R4 ïðèñîåäèíåíà ê ôåíèëüíîìó êîëüöó â ïîëîæåíèè 2 èëè ïîëîæåíèè 5, è
óêàçàííûé R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë, ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë
èëè C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë;

êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë,
ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë èëè C2-C4 àëêîêñèêàðáîíèë, C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë; èëè
êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå èëè 5- èëè 6-

÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî
çàìåùåíî C1-C4 àëêèëîì, C2-C4 àëêåíèëîì, C2-C4 àëêèíèëîì, C3-C6 öèêëîàëêèëîì, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëîì, C2-C4 ãàëîãåíàëêåíèëîì, C2-C4 ãàëîãåíàëêèíèëîì, C3-C6

ãàëîãåíöèêëîàëêèëîì, ãàëîãåíîì, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèëîì, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèëîì, C1-C4 àëêèëàìèíî, C2-C8 äèàëêèëàìèíî, C3-C6 öèêëîàëêèëàìèíî, C3-C6

(àëêèë)öèêëîàëêèëàìèíî, C2-C4 àëêèëêàðáîíèëîì, C2-C6 àëêîêñèêàðáîíèëîì, C2-C6

àëêèëàìèíîêàðáîíèëîì, C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèëîì èëè C3-C6 òðèàëêèëñèëèëîì; èëè
(R5)2, âìåñòå ñî ñìåæíûìè àòîìàìè óãëåðîäà, ñ êîòîðûìè îíè ñâ çàíû,

îáðàçóþò -OCF2O-, -CF2CF2Î- èëè -OCF2CF2O-;

êàæäûé R6 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C6 àëêèë, C2-C6 àëêåíèë, C2-C6 àëêèíèë,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãàëîãåíîì, CN, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî èëè R7; è

n èìååò çíà÷åíèå îò 1 äî 2.
Âàæíûìè  âë þòñ  ñîåäèíåíè  Âûáðàííîé ãðóïïû C, ãäå K ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR1C(=

O)- è L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(GR6)=N- èëè-SO2NR2-. Òàêæå âàæíûìè  âë þòñ  ñîåäèíåíè 
Âûáðàííîé ãðóïïû C, ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(=O)NR2- è K ïðåäñòàâë åò ñîáîé

-N=C(GR6)- èëè-NR1SO2-.
Âûáðàííà  ãðóïïà D. Ñîåäèíåíè  Âûáðàííîé ãðóïïû C, ãäå
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H èëè C1-C4 àëêèë;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H èëè C1-C4 àëêèë;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C4 àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãàëîãåíîì, CN,

Ñòðàíèöà: 20

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 283 839 C2

OCH 3 èëè S(Î)pCH3;

îäíà ãðóïïà R5 ïðèñîåäèíåíà ê J â ïîëîæåíèè îðòî îòíîñèòåëüíî K, è
óêàçàííûé R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë, ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë èëè C2-C4 àëêîêñèêàðáîíèë; C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë èëè
ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå, èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì
êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî ãàëîãåíîì, CN,
NO 2, C1-C4 àëêèëîì, C2-C4 àëêåíèëîì, C2-C4 àëêèíèëîì, C3-C6 öèêëîàëêèëîì, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëîì, C1-C4 àëêîêñè èëè C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè;
è íåîá çàòåëüíà  âòîðà  ãðóïïà R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò

ñîáîé C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë, ãàëîãåí, CN,
NO 2, C1-C4 àëêîêñè, C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè, C1-C4 àëêèëòèî, C1-C4 àëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

àëêèëñóëüôîíèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëòèî, C1-C4 ãàëîãåíàëêèëñóëüôèíèë, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëñóëüôîíèë èëè C2-C4 àëêîêñèêàðáîíèë; C3-C8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë èëè
ôåíèëüíîå, áåíçèëüíîå èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, ïðè ýòîì
êàæäîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåííî ãàëîãåíîì, CN,
NO 2, C1-C4 àëêèëîì, C2-C4 àëêåíèëîì, C2-C4 àëêèíèëîì, C3-C6 öèêëîàëêèëîì, C1-C4

ãàëîãåíàëêèëîì, C1-C4 àëêîêñè èëè C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè;
G ïðåäñòàâë åò ñîáîé Î èëè S; è
ð èìååò çíà÷åíèå 0, 1 èëè 2.
Âûáðàííà  ãðóïïà Å. Ñîåäèíåíè  Âûáðàííîé ãðóïïû D, ãäå J ïðåäñòàâë åò ñîáîé

ôåíèë, ïèðàçîë, ïèððîë, ïèðèäèí èëè ïèðèìèäèí, êàæäûé çàìåùåííûé îäíèì R5,
ñâ çàííûì ñ J â ïîëîæåíèè îðòî îòíîñèòåëüíî Ê, è âòîðûì, íåîá çàòåëüíûì R5.

Âûáðàííà  ãðóïïà F. Ñîåäèíåíè  Âûáðàííîé ãðóïïû Å, ãäå R1 è R2, êàæäûé,
ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í;

îäèí R4 ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 2 îðòî îòíîñèòåëüíî K-J ôðàãìåíòà è âûáðàí èç
ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé C1-Ñ3 àëêèë, CF3, OCF3, OCHF2, S(O)ðCF3, S(O)pCHF2 è ãàëîãåíà, è
íåîá çàòåëüíûé âòîðîé R4 ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 4 ïàðà îòíîñèòåëüíî K-J ôðàãìåíòà è
âûáðàí èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí, C1-Ñ3 àëêèë è C1-Ñ3 ãàëîãåíàëêèë.

Âûáðàííà  ãðóïïà F. Ñîåäèíåíè  Âûáðàííîé ãðóïïû Å, ãäå
J ïðåäñòàâë åò ñîáîé J-1;
Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé NR5a;
Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé N èëè ÑÍ;
Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÑÍ;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé CR5b;
R5a ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå èëè 2-ïèðèäèëüíîå êîëüöî, çàìåùåííîå îäíèì èëè

äâóì  çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé
ãàëîãåí, C1-C4 àëêèë, C1-C4 ãàëîãåíàëêèë èëè C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè; è

R5b ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí èëè CF3.
Äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû I ìîæíî èñïîëüçîâàòü îäèí èëè íåñêîëüêî èç

ñëåäóþùèõ ñïîñîáîâ è âàðèàíòîâ, ïðîèëëþñòðèðîâàííûõ íà ñõåìàõ 1-33. Çíà÷åíè  A, B, J,
R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9 è n â ïðåäñòàâëåííûõ íèæå Ôîðìóëàõ 1-88 óêàçàíû âûøå â
ðàçäåëå "Êðàòêîå îïèñàíèå èçîáðåòåíè ". Ñîåäèíåíè  ôîðìóë Ia-e, 2a-b, 4a-s, 5a-d
 âë þòñ  ïîäãðóïïàìè ñîåäèíåíèé Ôîðìóë 1, 2, 4 è 5.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia (ãäå Ê ïðåäñòàâë åò ñîáîé NR1C(=O)) ìîæíî ïîëó÷èòü ïóòåì
ñî÷åòàíè  àìèíà Ôîðìóëû 2 ñ õëîðàíãèäðèäîì êèñëîòû Ôîðìóëû 3 â ïðèñóòñòâèè
àêöåïòîðà êèñëîòû, â ðåçóëüòàòå ÷åãî ïîëó÷àþò ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû Ia. Òèïè÷íûå
àêöåïòîðû êèñëîòû âêëþ÷àþò àìèíîâûå îñíîâàíè , òàêèå êàê òðèýòèëàìèí,
äèèçîïðîïèëýòèëàìèí è ïèðèäèí; äðóãèå àêöåïòîðû âêëþ÷àþò ãèäðîêñèäû, òàêèå êàê
ãèäðîêñèä íàòðè  èëè êàëè , è êàðáîíàòû, òàêèå êàê êàðáîíàò íàòðè  èëè êàëè . Â
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íåêîòîðûõ ñëó÷à õ ïîëåçíî èñïîëüçîâàòü àêöåïòîðû êèñëîòû íà ïîëèìåðíîé ïîäëîæêå,
òàêèå êàê ñâ çàííûé ñ ïîëèìåðîì äèèçîïðîïèëýòèëàìèí è ñâ çàííûé ñ ïîëèìåðîì
äèìåòèëàìèíîïèðèäèí. Ðåàêöèþ ñî÷åòàíè  îñóùåñòâë þò â ïîäõîä ùåì èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, äèîêñàí, äèýòèëîâûé ýôèð èëè äèõëîðìåòàí, ñ
ïîëó÷åíèåì àíèëèäà Ôîðìóëû Ia. Íà ñëåäóþùåé ñòàäèè àìèäû Ôîðìóëû Ia ìîãóò áûòü
ïðåîáðàçîâàíû â òèîàìèäû Ôîðìóëû Ib ïðè ïîìîùè ðàçëè÷íûõ ñòàíäàðòíûõ àãåíòîâ
ïåðåíîñà òèîãðóïïû, âêëþ÷àþùèõ ïåíòàñóëüôèä ôîñôîðà è ðåàãåíò Ëàâåññîíà.

Àëüòåðíàòèâíûé ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû Ia âêëþ÷àåò ñî÷åòàíèå àìèíà
Ôîðìóëû 2 ñ êèñëîòîé Ôîðìóëû 4 â ïðèñóòñòâèè àãåíòà äåãèäðàòèðîâàíè , òàêîãî êàê
äèöèêëîãåêñèëêàðáîäèèìèä (DCC). Ðåàãåíòû íà ïîëèìåðíîé ïîäëîæêå òàêæå ïîëåçíû â
ýòîì ñïîñîáå, íàïðèìåð, ñâ çàííûé ñ ïîëèìåðîì öèêëîãåêñèëêàðáîäèèìèä. Ìåòîäèêè
ñèíòåçà, ïðîèëëþñòðèðîâàííûå íà Ñõåìàõ 1 è 2,  âë þòñ  ëèøü ðåïðåçåíòàòèâíûìè
ïðèìåðàìè ñïîñîáîâ, èñïîëüçóåìûõ äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû I, ïîñêîëüêó â
ëèòåðàòóðå ïî ñèíòåçó ÷ðåçâû÷àéíî øèðîêî îïèñàí òàêîé òèï ðåàêöèè.

Ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî õëîðàíãèäðèäû êèñëîòû
Ôîðìóëû 3 ìîæíî ïîëó÷èòü èç êèñëîò Ôîðìóëû 4 ðàçëè÷íûìè õîðîøî èçâåñòíûìè
ñïîñîáàìè. Íàïðèìåð, õëîðàíãèäðèäû êèñëîòû Ôîðìóëû 3 ìîæíî ëåãêî ïîëó÷èòü èç
êàðáîíîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4 ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  êàðáîíîâîé êèñëîòû 4 ñ
òèîíèëõëîðèäîì èëè îêñàëèëõëîðèäîì â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òîëóîë èëè
äèõëîðìåòàí, â ïðèñóòñòâèè êàòàëèòè÷åñêîãî êîëè÷åñòâà N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà.

Àìèíû Ôîðìóëû 2 îáû÷íî ëåãêî ïîëó÷àþò èç ñîîòâåòñòâóþùèõ íèòðîñîåäèíåíèé
Ôîðìóëû 5 ïóòåì êàòàëèòè÷åñêîãî ãèäðèðîâàíè  íèòðîãðóïïû. Òèïè÷íûå ìåòîäèêè
âêëþ÷àþò âîññòàíîâëåíèå ïðè ïîìîùè âîäîðîäà â ïðèñóòñòâèè ìåòàëëè÷åñêîãî
êàòàëèçàòîðà, òàêîãî êàê ïàëëàäèé íà óãëå èëè îêñèä ïàëëàäè , è â ãèäðîêñèëüíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ýòàíîë èëè èçîïðîïàíîë. Èõ òàêæå ìîæíî ïîëó÷èòü ïóòåì
âîññòàíîâëåíè  ñ èñïîëüçîâàíèåì öèíêà â óêñóñíîé êèñëîòå. Òàêèå ìåòîäèêè õîðîøî
îïèñàíû â õèìè÷åñêîé ëèòåðàòóðå. Çàìåñòèòåëè R1, òàêèå êàê àëêèë, çàìåùåííûé àëêèë è
ò.ï., êàê ïðàâèëî, ìîæíî ââîäèòü íà ýòîé ñòàäèè ïîñðåäñòâîì îáû÷íî ïðåäïî÷òèòåëüíîãî
ñïîñîáà âîññòàíîâèòåëüíîãî àëêèëèðîâàíè  àìèíà. Îáû÷íî èñïîëüçóåìà  ïðîöåäóðà
ïðåäñòàâë åò ñîáîé îáúåäèíåíèå àíèëèíà 2à ñ àëüäåãèäîì â ïðèñóòñòâèè âîññòàíîâèòåë ,
òàêîãî êàê öèàíîáîðãèäðèä íàòðè , ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû 2B,
ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àëêèë, àëêåíèë, àëêèíèë èëè èõ çàìåùåííûå ïðîèçâîäíûå.
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Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ic (ãäå Ê ïðåäñòàâë åò ñîáîé N=Ñ(GR6) ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì èìèäîèëãàëîãåíèäîâ Ôîðìóëû 6 ñ ñåðíûìè, êèñëîðîäíûìè è àçîòíûìè
íóêëåîôèëàìè Ôîðìóëû 7. Òèïè÷íî ðåàêöèþ îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè ,
òàêîãî êàê òðåòè÷íûé àìèí èëè ãèäðîêñèä ùåëî÷íîãî ìåòàëëà.

Ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 6 ìîæíî ïîëó÷èòü èç ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû Ia ïóòåì
âçàèìîäåéñòâè  ïîäõîä ùåãî ãàëîãåíèðóþùåãî àãåíòà, òàêîãî êàê ïåíòàõëîðèä ôîñôîðà,
îêñèõëîðèä ôîñôîðà, òèîíèëõëîðèä èëè òðèôåíèëôîñôèí, è òåòðàõëîðèäà óãëåðîäà.

Àëüòåðíàòèâíî, ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû Id (ãäå Ê ïðåäñòàâë åò ñîáîé N=C(SR6)),
ãäå R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àëêèëüíóþ èëè çàìåùåííóþ àëêèëüíóþ ãðóïïó, ìîæíî ïîëó÷èòü
èç ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû Ib âçàèìîäåéñòâèåì ñ àëêèëãàëîãåíèäîì ôîðìóëû 8,
íåîá çàòåëüíî â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê òðåòè÷íûé àìèí èëè àëêîêñèä
ùåëî÷íîãî ìåòàëëà.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 1å (ãäå Ê ïðåäñòàâë åò ñîáîé NR1SO2) ìîæíî ïîëó÷èòü ïóòåì
âçàèìîäåéñòâè  àìèíà Ôîðìóëû 2 ñ ñóëüôîíèëõëîðèäîì Ôîðìóëû 9 â ïðèñóòñòâèè
àêöåïòîðà êèñëîòû. Òèïè÷íûå àêöåïòîðû êèñëîòû âêëþ÷àþò àìèíîâûå îñíîâàíè , òàêèå êàê
òðèýòèëàìèí, äèèçîïðîïèëýòèëàìèí è ïèðèäèí; äðóãèå àêöåïòîðû âêëþ÷àþò ãèäðîêñèäû,
òàêèå êàê ãèäðîêñèä íàòðè  èëè êàëè , è êàðáîíàòû, òàêèå êàê êàðáîíàò íàòðè  èëè
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êàëè . Â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ ïîëåçíî èñïîëüçîâàòü àêöåïòîðû êèñëîòû íà ïîëèìåðíîé
ïîäëîæêå, òàêèå êàê ñâ çàííûé ñ ïîëèìåðîì äèèçîïðîïèëýòèëàìèí è ñâ çàííûé ñ
ïîëèìåðîì äèìåòèëàìèíîïèðèäèí.

Íèòðîñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 5à (ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ(=Î)NR2) ìîæíî ëåãêî
ïîëó÷èòü èç êîììåð÷åñêè äîñòóïíûõ 2-íèòðîáåíçîéíûõ êèñëîò (Ñõåìà 8). Çäåñü ìîæíî
ïðèìåí òü òèïè÷íûå ñïîñîáû îáðàçîâàíè  àìèäîâ. Òàêèå ñïîñîáû âêëþ÷àþò ïð ìîå
äåãèäðàòèâíîå ñî÷åòàíèå êèñëîò Ôîðìóëû 10 ñ àìèíàìè Ôîðìóëû 11 ñ èñïîëüçîâàíèåì,
íàïðèìåð, DCC, è ïðåîáðàçîâàíèå êèñëîò â àêòèâèðîâàííóþ ôîðìó, òàêóþ êàê
õëîðàíãèäðèäû èëè àíãèäðèäû êèñëîò ñ ïîñëåäóþùèì ñîåäèíåíèåì ñ àìèíàìè ñ
ïîëó÷åíèåì àìèäîâ Ôîðìóëû 5à. Â õèìè÷åñêîé ëèòåðàòóðå ïîäðîáíî îïèñàí òàêîé òèï
ðåàêöèè. Àìèäû Ôîðìóëû 5à ìîãóò áûòü ëåãêî ïðåîáðàçîâàíû â òèîàìèäû Ôîðìóëû 5b ïðè
ïîìîùè êîììåð÷åñêè äîñòóïíûõ àãåíòîâ ïåðåíîñà òèîãðóïïû, òàêèõ êàê ïåíòàñóëüôèä
ôîñôîðà è ðåàãåíò Ëàâåññîíà.

Íèòðîñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 5ñ (ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ(GR6)=N) ìîæíî ïîëó÷èòü èç
ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû 5à ÷åðåç èìèäîèëãàëîãåíèäû Ôîðìóëû 12 ñïîñîáàìè, ïîäîáíûìè
ïðîèëëþñòðèðîâàííûì íà Ñõåìàõ 4 è 5.

Íèòðîñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 5D (ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé SO2NR2) ìîæíî ïîëó÷èòü èç
àìèíîâ Ôîðìóëû 13 äèàçîòèðîâàíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì òàêèõ ðåàãåíòîâ, êàê íèòðèò
íàòðè  èëè àëêèëíèòðèò, è âçàèìîäåéñòâèåì ñ äèîêñèäîì ñåðû â ïðèñóòñòâèè ìåäíîãî
êàòàëèçàòîðà (ñì., íàïðèìåð, Courtin, A. Helv.Chim.Acta, 1976, 59, 379-387) ñ
ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ñ àìèíàìè Ôîðìóëû 11 (ñì. Ñõåìó 8). Ñèíòåç àìèíîâ
Ôîðìóëû 13 õîðîøî èçâåñòåí èç óðîâí  òåõíèêè.
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Áåíçîéíûå êèñëîòû Ôîðìóëû 4à (ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 4, ãäå J ïðåäñòàâë åò ñîáîé
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîå ôåíèëüíîå êîëüöî) õîðîøî èçâåñòíû èç óðîâí  òåõíèêè.
Ïîëó÷åíèå íåêîòîðûõ ãåòåðîöèêëè÷åñêèõ êèñëîò Ôîðìóëû 4 ïðîèëëþñòðèðîâàíî íà Ñõåìàõ
11-16. Ðàçëè÷íûå ãåòåðîöèêëè÷åñêèå êèñëîòû è ñïîñîáû èõ ïîëó÷åíè  îïèñàíû â
Ìåæäóíàðîäíîé ïàòåíòíîé çà âêå WO 98/57397.

Ñèíòåç ðåïðåçåíòàòèâíûõ ïèðèäèíîâûõ êèñëîò (4b) ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 11. Ýòà
ïðîöåäóðà âêëþ÷àåò èçâåñòíûé ñèíòåç ïèðèäèíîâ èç ñëîæíûõ β-êåòîýôèðîâ è 4-

àìèíîáóòåíîíîâ (17). Ãðóïïû çàìåñòèòåëåé R5(ñ) è R5(d) âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, àëêèë è
ãàëîãåíàëêèë.

Ñèíòåç ðåïðåçåíòàòèâíûõ ïèðèìèäèíîâûõ êèñëîò (4ñ) ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 12. Ýòà
ïðîöåäóðà âêëþ÷àåò èçâåñòíûé ñèíòåç ïèðèìèäèíîâ èç âèíèëèäåí-β-êåòîýôèðîâ (20) è

àìèäèíîâ. Ãðóïïû çàìåñòèòåëåé R5(ñ) è R5(d) âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, àëêèë è ãàëîãåíàëêèë.
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Ñèíòåç ðåïðåçåíòàòèâíûõ ïèðàçîëîâûõ êèñëîò (4d-g) ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìàõ 13-16.
Ñèíòåç 4d íà Ñõåìå 13 âêëþ÷àåò â êà÷åñòâå êëþ÷åâîé ñòàäèè ââåäåíèå çàìåñòèòåë  R5(ñ)
÷åðåç àëêèëèðîâàíèå ïèðàçîëà. Àãåíò àëêèëèðîâàíè  R5(ñ)-Lg (ãäå Lg ïðåäñòàâë åò
ñîáîé óäàë åìóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê Cl, Br, I, ñóëüôîíàòû, òàêèå êàê ï-òîëóîëñóëüôîíàò
èëè ìåòàíñóëüôîíàò, èëè ñóëüôàòû, òàêèå êàê -SO2OR5(ñ)) âêëþ÷àåò ãðóïïû R5(ñ), òàêèå
êàê Ñ1-Ñ6 àëêèë, Ñ2-Ñ6 àëêåíèë, Ñ2-Ñ6 àëêèíèë, Ñ3-Ñ6 öèêëîàëêèë, Ñ1-Ñ6 ãàëîãåíàëêèë, Ñ2-Ñ6

ãàëîãåíàëêåíèë, Ñ2-Ñ6 ãàëîãåíàëêèíèë, Ñ3-Ñ6 ãàëîãåíöèêëîàëêèë, Ñ2-Ñ6 àëêèëêàðáîíèë, Ñ2

-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë, Ñ3-Ñ8 äèàëêèëàìèíîêàðáîíèë, Ñ3-Ñ6 òðèàëêèëñèëèë; èëè ôåíèëüíîå,
áåíçèëüíîå, áåíçîèëüíîå, 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî èëè
àðîìàòè÷åñêóþ 8-, 9- èëè 10-÷ëåííóþ êîíäåíñèðîâàííóþ ãåòåðîáèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó, ïðè ýòîì êàæäîå êîëüöî èëè êîëüöåâà  ñèñòåìà  âë þòñ  íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûìè. Â ðåçóëüòàòå îêèñëåíè  ìåòèëüíîé ãðóïïû ïîëó÷àþò ïèðàçîëêàðáîíîâóþ
êèñëîòó. Íåêîòîðûå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûå R5(d) ãðóïïû âêëþ÷àþò ãàëîãåíàëêèë.

Ñõåìà 13

Íåêîòîðûå ïèðàçîëîâûå êèñëîòû Ôîðìóëû 4d ìîæíî ïîëó÷èòü ÷åðåç ìåòàëëèðîâàíèå è
êàðáîêñèëèðîâàíèå ïèðàçîëîâ ôîðìóëû 26, êàê êëþ÷åâîé ñòàäèè (Ñõåìà 14). R5(ñ) ãðóïïó
ââîä ò ñïîñîáîì, ïîäîáíûì îïèñàííîìó íà Ñõåìå 13, ò.å. ÷åðåç àëêèëèðîâàíèå ïðè
ïîìîùè àãåíòà àëêèëèðîâàíè  R5(ñ). Ðåïðåçåíòàòèâíûå R5(d) ãðóïïû âêëþ÷àþò,
íàïðèìåð, öèàíî è ãàëîãåíàëêèë.
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Ýòà ïðîöåäóðà îñîáåííî ïîëåçíà äë  ïîëó÷åíè  1-(2-ïèðèäèíèë)ïèðàçîëêàðáîíîâûõ
êèñëîò Ôîðìóëû 4å, îòíîñ ùèõñ  ê ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïå J-5, ãäå R5 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé çàìåùåííîå 2-ïèðèäèíèëüíîå êîëüöî, êàê ïîêàçàíî íà Ñõåìå 15. Âçàèìîäåéñòâèå
ïèðàçîëà Ôîðìóëû 27 ñ 2,3-äèãàëîãåíïèðèäèíîì Ôîðìóëû 23 îáåñïå÷èâàåò õîðîøèé âûõîä
1-ïèðèäèíèëïèðàçîëà Ôîðìóëû 28 ñ õîðîøåé ñïåöèôè÷íîñòüþ â îòíîøåíèè æåëàåìîé
ñòåðåîõèìèè. Â ðåçóëüòàòå ìåòàëëèðîâàíè  28 äèèçîïðîïèëàìèäîì ëèòè  (LDA) ñ
ïîñëåäóþùèì ãàøåíèåì ëèòèåâîé ñîëè äèîêñèäîì óãëåðîäà ïîëó÷àþò 1-(2-
ïèðèäèíèë)ïèðàçîëêàðáîíîâóþ êèñëîòó Ôîðìóëû 4å.

Äðóãèå ïèðàçîëû Ôîðìóëû 4d ìîæíî ïîëó÷èòü ïîñðåäñòâîì ðåàêöèè íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîãî ôåíèëãèäðàçèíà Ôîðìóëû 30 ñ ïèðóâàòîì Ôîðìóëû 29 ñ îáðàçîâàíèåì
ñëîæíûõ ïèðàçîëîâûõ ýôèðîâ Ôîðìóëû 31 (Ñõåìà 16). Â ðåçóëüòàòå ãèäðîëèçà ñëîæíîãî
ýôèðà ïîëó÷àþò ïèðàçîëîâûå êèñëîòû 4D. Ýòà ïðîöåäóðà îñîáåííî ïîëåçíà äë  ïîëó÷åíè 
ñîåäèíåíèé, ãäå R5(c)  âë åòñ  íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì ôåíèëîì è R5(d)
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåíàëêèë.

Ïèðàçîëîâûå êèñëîòû Ôîðìóëû 4d ìîæíî ïîëó÷èòü ÷åðåç 3+2 öèêëîïðèñîåäèíåíèå
ïîäõîä ùå çàìåùåííîãî íèòðèëèìèíà Ôîðìóëû 32 ëèáî ñ çàìåùåííûìè ïðîïèîëàòàìè
Ôîðìóëû 33, ëèáî àêðèëàòàìè Ôîðìóëû 34 (Ñõåìà 17). Öèêëîïðèñîåäèíåíèå ñ àêðèëàòàìè
òðåáóåò äîïîëíèòåëüíîãî îêèñëåíè  ïðîìåæóòî÷íîãî ïèðàçîëèíà äî ïèðàçîëà. Ãèäðîëèç
ñëîæíîãî ýôèðà Ôîðìóëû 31 äàåò ïèðàçîëîâûå êèñëîòû 4d. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå
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èìèíîãàëîãåíèäû äë  ýòîé ðåàêöèè âêëþ÷àþò òðèôòîðìåòèëèìèíîõëîðèä (35) è
èìèíîäèáðîìèä (36). Òàêèå ñîåäèíåíè , êàê 35,  âë þòñ  èçâåñòíûìè (J.Heterocycl.Chem.
1985, 22(2), 565-8). Òàêèå ñîåäèíåíè , êàê 36, ìîãóò áûòü ëåãêî ïîëó÷åíû èçâåñòíûìè
ìåòîäàìè (Tetrahedron Letters 1999, 40, 2605). Ýòè ìåòîäèêè îñîáåííî ïîëåçíû äë 
ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé, ãäå R5(c)  âë åòñ  íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì ôåíèëîì è R5(d)
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåíàëêèë èëè áðîì.

Èñõîäíûå ïèðàçîëû Ôîðìóëû 25  âë þòñ  èçâåñòíûìè ñîåäèíåíè ìè è ìîãóò áûòü
ïîëó÷åíû èçâåñòíûìè ìåòîäàìè. Ïèðàçîë Ôîðìóëû 25à (ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 25,
ãäå R5(d) ïðåäñòàâë åò ñîáîé CF3) ìîæåò áûòü ïîëó÷åí ñïîñîáàìè, îïèñàííûìè â
ëèòåðàòóðå (J.Fluorine Chem. 1991, 53(1), 61-70). Ïèðàçîëû Ôîðìóëû 25b (ñîåäèíåíèå
Ôîðìóëû 25, ãäå R5(d) ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl èëè Br) ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ñïîñîáàìè,
îïèñàííûìè â ëèòåðàòóðå (Chem.Ber. 1966, 99(10), 3350-7). Ïîëåçíûé àëüòåðíàòèâíûé
ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  25b ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 18. Ìåòàëëèðîâàíèå
ñóëüôàìîèëïèðàçîëà Ôîðìóëû 37 í-áóòèëëèòèåì ñ ïîñëåäóþùèì íåïîñðåäñòâåííûì
ãàëîãåíèðîâàíèåì àíèîíà ëèáî ãåêñàõëîðýòàíîì (äë  R5(d), êîòîðûé ïðåäñòàâë åò ñîáîé
Cl), ëèáî 1,2-äèáðîìòåòðàõëîðýòàíîì (äë  R5(d), êîòîðûé ïðåäñòàâë åò ñîáîé Br) äàåò
ãàëîãåíèðîâàííûå ïðîèçâîäíûå Ôîðìóëû 38à. Ðåàêöè  óäàëåíè  ñóëüôàìîèëüíîé ãðóïïû
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé (TFA) ïðîòåêàåò ÷èñòî è ïðèâîäèò ê ïîëó÷åíèþ ïèðàçîëîâ
Ôîðìóëû 25ñ ñ õîðîøèì âûõîäîì. Ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè äîëæíî áûòü ïîí òíî,
÷òî Ôîðìóëà 25ñ ïðåäñòàâë åò ñîáîé òàóòîìåð Ôîðìóëû 25b.
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Ïèðàçîëêàðáîíîâûå êèñëîòû Ôîðìóëû 4f, ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CF3, ìîæíî
ïîëó÷èòü ñïîñîáîì, ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 19.

Âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 38b, ãäå R12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-Ñ4 àëêèë, ñ
ïîäõîä ùèì îñíîâàíèåì â ïîäõîä ùåì îðãàíè÷åñêîì ðàñòâîðèòåëå äàåò öèêëèçîâàííûé
ïðîäóêò Ôîðìóëû 39 ïîñëå íåéòðàëèçàöèè êèñëîòîé, òàêîé êàê óêñóñíà  êèñëîòà.
Ïîäõîä ùèì îñíîâàíèåì ìîæåò áûòü, íàïðèìåð (íî áåç êàêîãî-ëèáî îãðàíè÷åíè ), ãèäðèä
íàòðè , òðåò-áóòîêñèä êàëè , äèìñèë íàòðèé (CH3S(O)CH2

-Na+), êàðáîíàòû èëè ãèäðîêñèäû
ùåëî÷íûõ ìåòàëëîâ (òàêèõ êàê ëèòè , íàòðè  èëè êàëè ), ôòîðèäû èëè ãèäðîêñèäû
òåòðààëêèë (íàïðèìåð, ìåòèë, ýòèë èëè áóòèë)àììîíè  èëè 2-òðåò-áóòèëèìèíî-2-
äèýòèëàìèíî-1,3-äèìåòèë-ïåðãèäðî-1,3,2-äèàçàôîñôîíèí. Ïîäõîä ùèì îðãàíè÷åñêèì
ðàñòâîðèòåëåì ìîæåò áûòü, íàïðèìåð (íî áåç êàêîãî-ëèáî îãðàíè÷åíè ), àöåòîí,
àöåòîíèòðèë, òåòðàãèäðîôóðàí, äèõëîðìåòàí, äèìåòèëñóëüôîêñèä èëè N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä. Ðåàêöèþ öèêëèçàöèè îáû÷íî îñóùåñòâë þò ïðè òåìïåðàòóðå â
ïðåäåëàõ îò 0 äî 120îÑ. Âëè íèå ðàñòâîðèòåë , îñíîâàíè , òåìïåðàòóðû è âðåìåíè
äîáàâëåíè  âçàèìîñâ çàíî, è âûáîð óñëîâèé ðåàêöèè  âë åòñ  âàæíûì äë  ïîëó÷åíè 
ìèíèìàëüíîãî îáðàçîâàíè  ïîáî÷íûõ ïðîäóêòîâ. Ïðåäïî÷òèòåëüíûì îñíîâàíèåì  âë åòñ 
ôòîðèä òåòðàáóòèëàììîíè .

Äåãèäðàòàöè  ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 39 ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 40 ñ
ïîñëåäóþùèì ïðåîáðàçîâàíèåì ôóíêöèîíàëüíîé ãðóïïû ñëîæíîãî ýôèðà êàðáîíîâîé
êèñëîòû â ãðóïïó êàðáîíîâîé êèñëîòû äàåò ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 4f. Äåãèäðàòàöèþ
îñóùåñòâë þò ïîñðåäñòâîì îáðàáîòêè êàòàëèòè÷åñêèì êîëè÷åñòâîì ïîäõîä ùåé êèñëîòû.
Òàêà  êàòàëèòè÷åñêà  êèñëîòà ìîæåò, íàïðèìåð, ïðåäñòàâë òü ñîáîé (íî áåç êàêîãî-ëèáî
îãðàíè÷åíè ) ñåðíóþ êèñëîòó. Ðåàêöèþ îáû÷íî îñóùåñòâë þò ñ èñïîëüçîâàíèåì
îðãàíè÷åñêîãî ðàñòâîðèòåë . Ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî
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ðåàêöèè äåãèäðàòàöèè ìîæíî îñóùåñòâë òü â øèðîêîì äèàïàçîíå ðàñòâîðèòåëåé ïðè
òåìïåðàòóðå â ïðåäåëàõ îò îêîëî 0 äî 200îÑ, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî, îò îêîëî 0 äî
100 îÑ. Äë  äåãèäðàòàöèè ñïîñîáîì, ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 19, ïðåäïî÷òèòåëüíûì
 âë åòñ  ðàñòâîðèòåëü, âêëþ÷àþùèé óêñóñíóþ êèñëîòó, è òåìïåðàòóðà îêîëî 65îÑ.
Ñëîæíûå ýôèðû êàðáîíîâûõ êèñëîò ìîãóò áûòü ïðåîáðàçîâàíû â ñîåäèíåíè  êàðáîíîâûõ
êèñëîò ðàçëè÷íûìè ñïîñîáàìè, âêëþ÷àþùèìè íóêëåîôèëüíîå îòùåïëåíèå â áåçâîäíûõ
óñëîâè õ èëè ãèäðîëèòè÷åñêèå ñïîñîáû, âêëþ÷àþùèå èñïîëüçîâàíèå ëèáî êèñëîò, ëèáî
îñíîâàíèé (îáçîð òàêèõ ñïîñîáîâ ñì. T.W.Greene and P.G.M.Wuts, Protective Groups in
Organic Synthesis, 2nd ed., John Wiley & Sons, Inc., New York, 1991, pp. 224-269). Äë 
ñïîñîáà, ïðåäñòàâëåííîãî íà Ñõåìå 19, ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  êàòàëèçèðóåìûå
îñíîâàíèåì ãèäðîëèòè÷åñêèå ñïîñîáû. Ïîäõîä ùèå îñíîâàíè  âêëþ÷àþò ãèäðîêñèäû
ùåëî÷íûõ ìåòàëëîâ (òàêèõ êàê ëèòèé, íàòðèé èëè êàëèé). Íàïðèìåð, ñëîæíûé ýôèð ìîæíî
ðàñòâîðèòü â ñìåñè âîäû è ñïèðòà, òàêîãî êàê ýòàíîë. Ïðè îáðàáîòêå ãèäðîêñèäîì íàòðè 
èëè ãèäðîêñèäîì êàëè , ñëîæíûé ýôèð îìûë åòñ  ñ ïîëó÷åíèåì íàòðèåâîé èëè êàëèåâîé
ñîëè êàðáîíîâîé êèñëîòû. Ïîäêèñëåíèå ñèëüíîé êèñëîòîé, òàêîé êàê õëîðèñòîâîäîðîäíà 
èëè ñåðíà  êèñëîòà, äàåò êàðáîíîâóþ êèñëîòó Ôîðìóëû 4F. Êàðáîíîâóþ êèñëîòó ìîæíî
âûäåëèòü ìåòîäàìè, èçâåñòíûìè ñïåöèàëèñòàì, âêëþ÷àþùèìè êðèñòàëëèçàöèþ,
ýêñòðàêöèþ è äèñòèëë öèþ.

Ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 38b ìîæíî ïîëó÷èòü ñïîñîáîì, ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 20.

ãäå R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CF3 è R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-Ñ4 àëêèë.
Îáðàáîòêà ãèäðàçèíà Ôîðìóëû 41 êåòîíîì Ôîðìóëû 42 â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê âîäà,

ìåòàíîë èëè óêñóñíà  êèñëîòà, äàåò ãèäðàçîí Ôîðìóëû 43. Ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè
äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî ìîæåò âîçíèêíóòü íåîáõîäèìîñòü êàòàëèçèðîâàòü ýòó ðåàêöèþ
íåîá çàòåëüíîé êèñëîòîé, à òàêæå ìîæåò âîçíèêíóòü íåîáõîäèìîñòü ïîâûøåíè 
òåìïåðàòóðû â çàâèñèìîñòè îò êàðòèíû ìîëåêóë ðíîãî çàìåùåíè  ãèäðàçîíà Ôîðìóëû 43.
Âçàèìîäåéñòâèå ãèäðàçîíà Ôîðìóëû 43 ñ ñîåäèíåíèåì Ôîðìóëû 44 â ïîäõîä ùåì
îðãàíè÷åñêîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê (íî áåç êàêîãî-ëèáî îãðàíè÷åíè ) äèõëîðìåòàí èëè
òåòðàãèäðîôóðàí, â ïðèñóòñòâèè àêöåïòîðà êèñëîòû, òàêîãî êàê òðèýòèëàìèí, äàåò
ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 38. Ðåàêöèþ îáû÷íî îñóùåñòâë þò ïðè òåìïåðàòóðå â ïðåäåëàõ îò
îêîëî 0 äî 100îÑ. Ãèäðàçèíû Ôîðìóëû 98 ìîæíî ïîëó÷èòü ñòàíäàðòíûìè ñïîñîáàìè,
òàêèìè êàê êîíòàêòèðîâàíèå ãàëîèäíîãî ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 23 (Ñõåìà 15) ñ ãèäðàçèíîì.

Ïèðàçîëêàðáîíîâûå êèñëîòû Ôîðìóëû 4g, ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl èëè Br,
ìîæíî ïîëó÷èòü ñïîñîáîì, ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 21.
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ãäå R13 ïðåäñòàâë åò Ñ1-Ñ4 àëêèë.
Îêèñëåíèå ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 45, íåîá çàòåëüíî â ïðèñóòñòâèè êèñëîòû, ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 46 ñ ïîñëåäóþùèì ïðåîáðàçîâàíèåì ôóíêöèîíàëüíîé
ãðóïïû ñëîæíîãî ýôèðà êàðáîíîâîé êèñëîòû â êàðáîíîâóþ êèñëîòó äàåò ñîåäèíåíèå
Ôîðìóëû 4g. Îêèñëèòåëåì ìîæåò áûòü ïåðåêèñü âîäîðîäà, îðãàíè÷åñêèå ïåðîêñèäû,
ïåðñóëüôàò êàëè , ïåðñóëüôàò íàòðè , ïåðñóëüôàò àììîíè , ìîíîïåðñóëüôàò êàëè 
(íàïðèìåð, Oxone®) èëè ïåðìàíãàíàò êàëè . Äë  ïîëó÷åíè  ïîëíîé êîíâåðñèè íåîáõîäèìî
èñïîëüçîâàòü, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí ýêâèâàëåíò îêèñëèòåë  â ðàñ÷åòå íà ñîåäèíåíèå
Ôîðìóëû 45, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò îäíîãî äî äâóõ ýêâèâàëåíòîâ. Òàêîå îêèñëåíèå òèïè÷íî
îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ðàñòâîðèòåë . Ðàñòâîðèòåëåì ìîæåò áûòü ïðîñòîé ýôèð,
òàêîé êàê òåòðàãèäðîôóðàí, ï-äèîêñàí è ò.ä., ñëîæíûé îðãàíè÷åñêèé ýôèð, òàêîé êàê
ýòèëàöåòàò, äèìåòèëêàðáîíàò è ò.ï., èëè ïîë ðíûé îðãàíè÷åñêèé ðàñòâîðèòåëü, òàêîé êàê
N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, àöåòîíèòðèë è ò.ä. Êèñëîòû, ïîäõîä ùèå äë  èñïîëüçîâàíè  íà
ñòàäèè îêèñëåíè , âêëþ÷àþò íåîðãàíè÷åñêèå êèñëîòû, òàêèå êàê ñåðíà  êèñëîòà,
ôîñôîðíà  êèñëîòà è ò.ä., è îðãàíè÷åñêèå êèñëîòû, òàêèå êàê óêñóñíà  êèñëîòà,
áåíçîéíà  êèñëîòà è ò.ä. Êîãäà èñïîëüçóþò êèñëîòó, åå íåîáõîäèìî èñïîëüçîâàòü â
êîëè÷åñòâå, áîëüøåì ÷åì 0,1 ýêâèâàëåíò â ðàñ÷åòå íà ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 45. Äë 
ïîëó÷åíè  ïîëíîé êîíâåðñèè ìîæíî èñïîëüçîâàòü îò îäíîãî äî ï òè ýêâèâàëåíòîâ êèñëîòû.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûì îêèñëèòåëåì  âë åòñ  ïåðñóëüôàò êàëè , è îêèñëåíèå îñóùåñòâë þò â
ïðèñóòñòâèè ñåðíîé êèñëîòû. Ðåàêöèþ ìîæíî îñóùåñòâë òü ïóòåì ñìåøèâàíè  ñîåäèíåíè 
Ôîðìóëû 45 â æåëàåìîì ðàñòâîðèòåëå è, åñëè åå èñïîëüçóþò, êèñëîòû. Çàòåì ìîæíî
äîáàâë òü îáû÷íîå êîëè÷åñòâî îêèñëèòåë . Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè îáû÷íî âàðüèðóåò îò
îêîëî 0îÑ âïëîòü äî òåìïåðàòóðû êèïåíè  ðàñòâîðèòåë , â öåë õ äîñòèæåíè  ðàçóìíîãî
âðåìåíè ðåàêöèè äë  äîâåäåíè  åå äî çàâåðøåíè , ïðåäïî÷òèòåëüíî îíà ñîñòàâë åò
ìåíåå 8 ÷àñ. Æåëàåìûé ïðîäóêò, ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 46, ìîæíî âûäåëèòü ìåòîäàìè,
èçâåñòíûìè ñïåöèàëèñòàì, âêëþ÷àþùèìè êðèñòàëëèçàöèþ, ýêñòðàêöèþ è äèñòèëë öèþ.
Ñïîñîáû, ïîäõîä ùèå äë  ïðåîáðàçîâàíè  ñëîæíîãî ýôèðà Ôîðìóëû 46 â êàðáîíîâóþ
êèñëîòó Ôîðìóëû 4g, áûëè îïèñàíû äë  Ñõåìû 19.

Ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 45 ìîæíî ïîëó÷èòü èç ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû 47,
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êàê ïîêàçàíî íà Ñõåìå 22.

ãäå R13 ïðåäñòàâë åò Ñ1-Ñ4 àëêèë.
Îáðàáîòêà ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 47 ãàëîãåíèðóþùèì àãåíòîì, îáû÷íî â ïðèñóòñòâèè

ðàñòâîðèòåë , äàåò ñîîòâåòñòâóþùåå ãàëîèäíîå ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 45. Ãàëîãåíèðóþùèå
àãåíòû, êîòîðûå ìîæíî èñïîëüçîâàòü, âêëþ÷àþò îêñèãàëîãåíèäû ôîñôîðà, òðèãàëîãåíèäû
ôîñôîðà, ïåíòàãàëîãåíèäû ôîñôîðà, òèîíèëõëîðèä, äèãàëîãåíòðèàëêèëôîñôîðàíû,
äèãàëîãåíäèôåíèëôîñôîðàíû, îêñàëèëõëîðèä è ôîñãåí. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ 
îêñèãàëîãåíèäû ôîñôîðà è ïåíòàãàëîãåíèäû ôîñôîðà. Äë  ïîëó÷åíè  ïîëíîé êîíâåðñèè
íåîáõîäèìî èñïîëüçîâàòü, ïî ìåíüøåé ìåðå, 0,33 ýêâèâàëåíòà îêñèãàëîãåíèäà ôîñôîðà â
ðàñ÷åòå íà ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 47, ïðåäïî÷òèòåëüíî, îò îêîëî 0,33 äî îêîëî 1,2
ýêâèâàëåíòîâ. Äë  ïîëó÷åíè  ïîëíîé êîíâåðñèè íåîáõîäèìî èñïîëüçîâàòü, ïî ìåíüøåé
ìåðå, 0,20 ýêâèâàëåíòà ïåíòàãàëîãåíèäà ôîñôîðà â ðàñ÷åòå íà ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 47,
ïðåäïî÷òèòåëüíî, îò îêîëî 0,20 äî îêîëî 1,0 ýêâèâàëåíòîâ. Äë  ýòîé ðåàêöèè
ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 47,
ãäå R13 ïðåäñòàâë åò Ñ1-Ñ4 àëêèë. Òèïè÷íûå ðàñòâîðèòåëè äë  òàêîãî ãàëîãåíèðîâàíè 
âêëþ÷àþò ãàëîãåíèðîâàííûå àëêàíû, òàêèå êàê äèõëîðìåòàí, õëîðîôîðì, äèõëîðáóòàí è
ò.ï., àðîìàòè÷åñêèå ðàñòâîðèòåëè, òàêèå êàê áåíçîë, êñèëîë, äèõëîðáåíçîë è ò.ï.,
ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê òåòðàãèäðîôóðàí, ï-äèîêñàí, äèýòèëîâûé ýôèð è ò.ï., ïîë ðíûå
àïðîòîííûå ðàñòâîðèòåëè, òàêèå êàê àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä è ò.ï.
Íåîá çàòåëüíî, ìîæåò áûòü äîáàâëåíî îðãàíè÷åñêîå îñíîâàíèå, òàêîå êàê òðèýòèëàìèí,
ïèðèäèí, N,N-äèìåòèëàíèëèí è ò.ï. Äîáàâëåíèå êàòàëèçàòîðà, òàêîãî êàê N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä, òàêæå  âë åòñ  íåîá çàòåëüíûì. Ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá,
â êîòîðîì ðàñòâîðèòåëåì  âë åòñ  àöåòîíèòðèë, à îñíîâàíèå îòñóòñòâóåò. Òèïè÷íî, íå
òðåáóåòñ  íè îñíîâàíè , íè êàòàëèçàòîðà, êîãäà â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåë  èñïîëüçóþò
àöåòîíèòðèë. Ïðåäïî÷òèòåëüíûé ñïîñîá îñóùåñòâë þò ïóòåì ñìåøèâàíè  ñîåäèíåíè 
Ôîðìóëû 47 â àöåòîíèòðèëå. Çàòåì äîáàâë þò àãåíò ãàëîãåíèðîâàíè  â òå÷åíèå
ïîäõîä ùåãî ïåðèîäà âðåìåíè, è ñìåñü çàòåì âûäåðæèâàþò ïðè æåëàåìîé òåìïåðàòóðå äî
çàâåðøåíè  ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè òèïè÷íî íàõîäèòñ  â ïðåäåëàõ îò 20îÑ äî
òåìïåðàòóðû êèïåíè  àöåòîíèòðèëà, è âðåì  ðåàêöèè òèïè÷íî ñîñòàâë åò ìåíåå 2 ÷àñ.
Çàòåì ðåàêöèîííóþ ìàññó íåéòðàëèçóþò íåîðãàíè÷åñêèì îñíîâàíèåì, òàêèì êàê
áèêàðáîíàò íàòðè , ãèäðîêñèä íàòðè  è ò.ï., èëè îðãàíè÷åñêèì îñíîâàíèåì, òàêèì êàê
àöåòàò íàòðè . Æåëàåìûé ïðîäóêò, ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 45, ìîæíî âûäåëèòü ìåòîäàìè,
èçâåñòíûìè ñïåöèàëèñòàì, âêëþ÷àþùèìè êðèñòàëëèçàöèþ, ýêñòðàêöèþ è äèñòèëë öèþ.

Àëüòåðíàòèâíî, ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 45, ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Br èëè Cl, ìîæíî
ïîëó÷èòü îáðàáîòêîé ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû 45, ãäå R10 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé äðóãîé ãàëîãåí (íàïðèìåð, Cl äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 45,
ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé áðîì) èëè ñóëüôîíàòíóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê ï-
òîëóîëñóëüôîíàò, áðîìèñòûì âîäîðîäîì èëè õëîðèñòûì âîäîðîäîì, ñîîòâåòñòâåííî. Ïðè
èñïîëüçîâàíèè ýòîãî ñïîñîáà ãàëîãåíîâûé èëè ñóëüôîíàòíûé çàìåñòèòåëü R10 èñõîäíîãî
ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 45 çàìåùàþò áðîìîì èëè õëîðîì èç áðîìèñòîãî âîäîðîäà èëè
õëîðèñòîãî âîäîðîäà, ñîîòâåòñòâåííî. Ðåàêöèþ îñóùåñòâë þò â ïîäõîä ùåì
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ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèáðîììåòàí, äèõëîðìåòàí èëè àöåòîíèòðèë. Ðåàêöèþ ìîæíî
îñóùåñòâë òü ïðè àòìîñôåðíîì äàâëåíèè, èëè îêîëî ýòîãî, èëè ïðè äàâëåíèè âûøå
àòìîñôåðíîãî â àïïàðàòå âûñîêîãî äàâëåíè . Êîãäà R10 â èñõîäíîì ñîåäèíåíèè Ôîðìóëû
45 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí, òàêîé êàê Cl, ðåàêöèþ ïðåäïî÷òèòåëüíî îñóùåñòâë þò
òàêèì ñïîñîáîì, ÷òîáû ãàëîãåíâîäîðîäíîå ñîåäèíåíèå, îáðàçîâàííîå â ðåçóëüòàòå
ðåàêöèè, ìîæíî áûëî óäàëèòü áàðáîòèðîâàíèåì èëè äðóãèì ïîäõîä ùèì ïóòåì. Ðåàêöèþ
ìîæíî îñóùåñòâë òü ïðè òåìïåðàòóðå â ïðåäåëàõ îò 0 äî 100îÑ, íàèáîëåå óäîáíîé
 âë åòñ  òåìïåðàòóðà îêîëî êîìíàòíîé (íàïðèìåð, îò îêîëî 10 äî îêîëî 40îÑ) è íàèáîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî â ïðåäåëàõ îò 20 äî 30îÑ. Äîáàâëåíèå êàòàëèçàòîðà íà îñíîâå êèñëîòû
Ëüþèñà (òàêîãî êàê òðèáðîìèä àëþìèíè , äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 45,
ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Br) ñïîñîáñòâóåò ïðîòåêàíèþ ðåàêöèè. Ïðîäóêò Ôîðìóëû 45
âûäåë þò ìåòîäàìè, èçâåñòíûìè ñïåöèàëèñòàì, âêëþ÷àþùèìè ýêñòðàêöèþ, äèñòèëë öèþ è
êðèñòàëëèçàöèþ.

Èñõîäíûå ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 45, ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Br èëè Cl, ìîæíî
ïîëó÷èòü èç ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû 47, êàê îïèñàíî âûøå. Èñõîäíûå
ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 45, ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñóëüôîíàòíóþ ãðóïïó, òàêæå ìîæíî
ïîëó÷èòü èç ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû 47 ñòàíäàðòíûìè ñïîñîáàìè, òàêèìè
êàê îáðàáîòêà ñóëüôîíèëõëîðèäîì (íàïðèìåð, ï-òîëóîëñóëüôîíèëõëîðèäîì) è
îñíîâàíèåì, òàêèì êàê òðåòè÷íûé àìèí (íàïðèìåð, òðèýòèëàìèí), â ïîäõîä ùåì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí.

Ïèðàçîëêàðáîíîâûå êèñëîòû Ôîðìóëû 4h, ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÎÑÍ2CF3, ìîæíî
ïîëó÷èòü ñïîñîáîì, ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 23. Â ýòîì ñïîñîáå, âìåñòî
ãàëîãåíèðîâàíè , êàê ýòî ïîêàçàíî íà Ñõåìå 22, ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 47 îêèñë þò äî
ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 48. Óñëîâè  ðåàêöèè äë  òàêîãî îêèñëåíè  îïèñàíû âûøå äë 
ïðåîáðàçîâàíè  ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 45 â ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 46, êàê ïîêàçàíî íà Ñõåìå
21.

Çàòåì ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 48 àëêèëèðóþò ñ îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 50
ïóòåì êîíòàêòèðîâàíè  ñ àãåíòîì àëêèëèðîâàíè  CF3CH2Lg (49) â ïðèñóòñòâèè
îñíîâàíè . Â àãåíòå àëêèëèðîâàíè  (49) Lg ïðåäñòàâë åò ñîáîé óäàë åìóþ â ïðîöåññå
ðåàêöèè íóêëåîôèëüíîãî çàìåùåíè  ãðóïïó, òàêóþ êàê ãàëîãåí (íàïðèìåð, Br, I),
OS(O) 2CH3 (ìåòàíñóëüôîíàò), OS(O)2CF3, OS(O)2Ph-p-CH3 (ï-òîëóîëñóëüôîíàò) è ò.ï.;
âûãîäíî èñïîëüçîâàòü ìåòàíñóëüôîíàò. Ðåàêöèþ îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè, ïî ìåíüøåé
ìåðå, îäíîãî ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè . Ïîäõîä ùèå îñíîâàíè  âêëþ÷àþò íåîðãàíè÷åñêèå
îñíîâàíè , òàêèå êàê êàðáîíàòû èëè ãèäðîêñèäû ùåëî÷íûõ ìåòàëëîâ (òàêèõ êàê ëèòè ,
íàòðè  èëè êàëè ), è îðãàíè÷åñêèå îñíîâàíè , òàêèå êàê òðèýòèëàìèí,
äèèçîïðîïèëýòèëàìèí è 1,8-äèàçàáèöèêëî[5.4.0]óíäåö-7-åí. Îáû÷íî ðåàêöèþ îñóùåñòâë þò
â ðàñòâîðèòåëå, êîòîðûé ìîæåò âêëþ÷àòü ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë è ýòàíîë,
ãàëîãåíèðîâàííûå àëêàíû, òàêèå êàê äèõëîðìåòàí, àðîìàòè÷åñêèå ðàñòâîðèòåëè, òàêèå êàê
áåíçîë, òîëóîë è õëîðáåíçîë, ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê òåòðàãèäðîôóðàí, è ïîë ðíûå
àïðîòîííûå ðàñòâîðèòåëè, òàêèå êàê àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä è ò.ï. Ñïèðòû è
ïîë ðíûå àïðîòîííûå ðàñòâîðèòåëè  âë þòñ  ïðåäïî÷òèòåëüíûìè äë  èñïîëüçîâàíè  ñ
íåîðãàíè÷åñêèìè îñíîâàíè ìè. Êàðáîíàò êàëè  â êà÷åñòâå îñíîâàíè  è àöåòîíèòðèë â
êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ïðåäïî÷òèòåëüíûìè. Ðåàêöèþ îáû÷íî îñóùåñòâë þò ïðè
òåìïåðàòóðå â ïðåäåëàõ îò 0 äî 150îÑ, íàèáîëåå òèïè÷íî ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî
êîìíàòíîé äî îêîëî 100îÑ. Ïðîäóêò Ôîðìóëû 50 âûäåë þò òðàäèöèîííûìè ìåòîäàìè,
òàêèìè êàê ýêñòðàêöè . Ñëîæíûé ýôèð Ôîðìóëû 50 çàòåì ïðåîáðàçîâûâàþò â êàðáîíîâóþ
êèñëîòó Ôîðìóëû 4h ñïîñîáàìè, îïèñàííûìè âûøå äë  ïðåîáðàçîâàíè  ñîåäèíåíè 
Ôîðìóëû 40 â ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 4f íà Ñõåìå 19.
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ãäå R8 ïðåäñòàâë åò Ñ1-Ñ4 àëêèë è Lg ïðåäñòàâë åò ñîáîé óäàë åìóþ ãðóïïó.
Ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 47 ìîæíî ïîëó÷èòü èç ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû 41 (Ñõåìà 20), êàê

ïîêàçàíî íà Ñõåìå 24.

ãäå R13 ïðåäñòàâë åò Ñ1-Ñ4 àëêèë.
Â ýòîì ñïîñîáå îáåñïå÷èâàþò êîíòàêòèðîâàíèå ãèäðàçèíà Ôîðìóëû 41 ñ ñîåäèíåíèåì

Ôîðìóëû 51 (ìîæíî èñïîëüçîâàòü ñëîæíûé ýôèð ôóìàðîâîé êèñëîòû èëè ñëîæíûé ýôèð
ìàëåèíîâîé êèñëîòû, èëè èõ ñìåñü) â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè  è ðàñòâîðèòåë . Îñíîâàíèå
òèïè÷íî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñîëü ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, òàêóþ êàê ìåòîêñèä íàòðè ,
ìåòîêñèä êàëè , ýòîêñèä íàòðè , ýòîêñèä êàëè , òðåò-áóòîêñèä êàëè , òðåò-áóòîêñèä
ëèòè  è ò.ï. Íåîáõîäèìî èñïîëüçîâàòü áîëåå ÷åì 0,5 ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè  â ðàñ÷åòå íà
ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 51, ïðåäïî÷òèòåëüíî, îò 0,9 äî 1,3 ýêâèâàëåíòîâ. Íåîáõîäèìî
èñïîëüçîâàòü áîëåå ÷åì 1,0 ýêâèâàëåíò ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 108, ïðåäïî÷òèòåëüíî, îò 1,0
äî 1,3 ýêâèâàëåíòîâ. Ìîæíî èñïîëüçîâàòü ïîë ðíûå ïðîòîííûå è ïîë ðíûå àïðîòîííûå
îðãàíè÷åñêèå ðàñòâîðèòåëè, òàêèå ñïèðòû, àöåòîíèòðèë, òåòðàãèäðîôóðàí, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä, äèìåòèëñóëüôîêñèä è ò.ï. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ðàñòâîðèòåë ìè
 âë þòñ  ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë è ýòàíîë. Îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíî, ÷òîáû ñïèðò
áûë òàêèì æå, èç êîòîðîãî ïîëó÷àþò ñëîæíûé ýôèð ôóìàðîâîé èëè ìàëåèíîâîé êèñëîòû è
àëêîêñèäíîå îñíîâàíèå. Ðåàêöèþ òèïè÷íî îñóùåñòâë þò ñìåøèâàíèåì ñîåäèíåíè 
Ôîðìóëû 108 è îñíîâàíè  â ðàñòâîðèòåëå. Ñìåñü ìîæíî íàãðåâàòü èëè îõëàæäàòü äî
æåëàåìîé òåìïåðàòóðû, è ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 98 äîáàâë þò â òå÷åíèå íåêîòîðîãî
ïåðèîäà âðåìåíè. Òèïè÷íî, òåìïåðàòóðà ðåàêöèè íàõîäèòñ  â ïðåäåëàõ îò 0îÑ äî
òåìïåðàòóðû êèïåíè  èñïîëüçóåìîãî ðàñòâîðèòåë . Ðåàêöèþ ìîæíî îñóùåñòâë òü ïðè
äàâëåíèè âûøå àòìîñôåðíîãî, ñ òåì, ÷òîáû ïîâûñèòü òåìïåðàòóðó êèïåíè  ðàñòâîðèòåë .
Îáû÷íî ïðåäïî÷òèòåëüíîé  âë åòñ  òåìïåðàòóðà â ïðåäåëàõ îò îêîëî 30 äî îêîëî 90îÑ.
Âðåì  äîáàâëåíè  äîëæíî áûòü ñòîëü êîðîòêèì, íàñêîëüêî ýòî ïîçâîë åò òåïëîïåðåäà÷à.
Òèïè÷íîå âðåì  äîáàâëåíè  ñîñòàâë åò îò 1 ìèí äî 2 ÷àñ. Îïòèìàëüíûå òåìïåðàòóðà
ðåàêöèè è âðåì  äîáàâëåíè  âàðüèðóþò â çàâèñèìîñòè îò ïðèðîäû ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû
98 è Ôîðìóëû 51. Ïî îêîí÷àíèè äîáàâëåíè  ðåàêöèîííóþ ñìåñü ìîæíî âûäåðæèâàòü â
òå÷åíèå íåêîòîðîãî âðåìåíè ïðè ðåàêöèîííîé òåìïåðàòóðå. Â çàâèñèìîñòè îò ðåàêöèîííîé
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òåìïåðàòóðû âðåì  âûäåðæèâàíè  ìîæåò ñîñòàâë òü îò 0 äî 2 ÷àñ. Òèïè÷íîå âðåì 
âûäåðæèâàíè  ñîñòàâë åò îò 10 äî 60 ìèí. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ìàññó ïîäêèñë þò
äîáàâëåíèåì îðãàíè÷åñêîé êèñëîòû, òàêîé êàê óêñóñíà  êèñëîòà è ò.ï., èëè
íåîðãàíè÷åñêîé êèñëîòû, òàêîé êàê õëîðèñòîâîäîðîäíà  êèñëîòà, ñåðíà  êèñëîòà è ò.ï. Â
çàâèñèìîñòè îò óñëîâèé ðåàêöèè è ñïîñîáîâ âûäåëåíè , ôóíêöèîíàëüíà 
ãðóïïà -ÑÎ2R

13 â ñîåäèíåíèè Ôîðìóëû 47 ìîæåò áûòü ãèäðîëèçîâàíà äî -ÑÎ2Í;
íàïðèìåð, ïðèñóòñòâèå âîäû â ðåàêöèîííîé ñìåñè ìîæåò ñïîñîáñòâîâàòü òàêîìó ãèäðîëèçó.
Åñëè îáðàçóåòñ  êàðáîíîâà  êèñëîòà (-ÑÎ2Í), îíà ìîæåò áûòü ïðåîáðàçîâàíà îáðàòíî
â -ÑÎ2R

13, ãäå R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-Ñ4 àëêèë, ïðè ïîìîùè ìåòîäîâ ýòåðèôèêàöèè,
õîðîøî èçâåñòíûõ èç óðîâí  òåõíèêè. Æåëàåìûé ïðîäóêò, ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 47, ìîæíî
âûäåëèòü ìåòîäàìè, èçâåñòíûìè ñïåöèàëèñòàì, âêëþ÷àþùèìè êðèñòàëëèçàöèþ,
ýêñòðàêöèþ è äèñòèëë öèþ.

Ñèíòåç ðåïðåçåíòàòèâíûõ ïèðàçîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4i ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 25.
Âçàèìîäåéñòâèå ñëîæíîãî êåòîýôèðà äèìåòèëàìèíîèëèäåíà Ôîðìóëû 53 ñ çàìåùåííûìè
ãèäðàçèíàìè Ôîðìóëû 30 äàåò ïèðàçîëû Ôîðìóëû 54. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå
çàìåñòèòåëè R5(ñ) âêëþ÷àþò àëêèë èëè ãàëîãåíàëêèë, ïðè ýòîì îñîáåííî
ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  2,2,2-òðèôòîðýòèë. Ñëîæíûå ýôèðû Ôîðìóëû 54
ïðåîáðàçîâûâàþò â êèñëîòû Ôîðìóëû 4i ñòàíäàðòíûì ìåòîäîì ãèäðîëèçà.

Ñèíòåç ïèðàçîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4j, îòíîñ ùèõñ  ê ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïå J-6,
ãäå R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííóþ 2-ïèðèäèëüíóþ ãðóïïó, ïðèñîåäèíåííóþ â
ïîëîæåíèè 5 ïèðàçîëüíîãî êîëüöà, ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 26. Ýòîò ñèíòåç îñóùåñòâë þò â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ñïîñîáîì ñèíòåçà, ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 27.
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Ñèíòåç ðåïðåçåíòàòèâíûõ ïèðàçîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4k, à òàêæå àëüòåðíàòèâíûé
ñèíòåç ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 4i ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 27. Âçàèìîäåéñòâèå ñëîæíîãî
êåòîýôèðà äèìåòèëàìèíîèëèäåíà Ôîðìóëû 53 ñ ãèäðàçèíîì äàåò ïèðàçîë Ôîðìóëû 59.
Âçàèìîäåéñòâèå ïèðàçîëà Ôîðìóëû 59 ñ àãåíòîì àëêèëèðîâàíè  Ôîðìóëû 60 (R5(ñ)-Lg,
ãäå Lg ïðåäñòàâë åò ñîáîé óäàë åìóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê ãàëîãåí (íàïðèìåð, Br, I),
OS(O) 2CH3 (ìåòàíñóëüôîíàò), OS(O)2CF3, OS(O)2Ph-p-CH3 (ï-òîëóîëñóëüôîíàò) è ò.ï.),
äàåò ñìåñü ïèðàçîëîâ Ôîðìóë 61 è 62. Ñìåñü èçîìåðîâ ïèðàçîëà ëåãêî ðàçäåë þò
õðîìàòîãðàôè÷åñêèìè ìåòîäàìè è ïðåîáðàçîâûâàþò â ñîîòâåòñòâóþùèå êèñëîòû.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå çàìåñòèòåëè R5(ñ) âêëþ÷àþò àëêèëüíûå è ãàëîãåíàëêèëüíûå ãðóïïû.
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Ñëåäóåò îñîáî îòìåòèòü ñèíòåç ïèðèäèíèëïèðàçîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4m, ñâ çàííûõ
ñ ôîðìóëîé J-7, â êîòîðîé R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííûé 2-ïèðèäèíèë è  âë åòñ 
ñâ çàííûì ñ ïîëîæåíèåì 3 ïèðàçîëüíîãî êîëüöà, à òàêæå àëüòåðíàòèâíûé ñèíòåç
ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 4j ïðåäñòàâëåíû íà Ñõåìå 28. Ýòîò ñïîñîá îñóùåñòâë þò â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ñïîñîáîì ñèíòåçà, ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 27.
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Îáùèé ñïîñîá ñèíòåçà ïèððîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4n ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 29.
Îáðàáîòêà ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 67 2,5-äèìåòîêñèòåòðàãèäðîôóðàíîì (68) äàåò ïèððîë
Ôîðìóëû 69. Ôîðìèëèðîâàíèå ïèððîëà Ôîðìóëû 69 ñ îáðàçîâàíèåì àëüäåãèäà Ôîðìóëû
70 ìîæíî îñóùåñòâë òü ñ èñïîëüçîâàíèåì ñòàíäàðòíûõ óñëîâèé ôîðìèëèðîâàíè 
Vilsmeier-Haack, òàêèõ êàê N,N-äèìåòèëôîðìàìèä (DMF) è îêñèõëîðèä ôîñôîðà.
Ãàëîãåíèðîâàíèå ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 70 N-ãàëîãåíñóêöèíèìèäàìè (NXS), òàêèìè êàê N-
õëîðñóêöèíèìèä èëè N-áðîìñóêöèíèìèä, ïðåèìóùåñòâåííî ïðîèñõîäèò â ïîëîæåíèè 4
ïèððîëüíîãî êîëüöà. Îêèñëåíèå ãàëîãåíèðîâàííîãî àëüäåãèäà äàåò ïèððîëîâóþ êèñëîòó
Ôîðìóëû 4n. Îêèñëåíèå ìîæíî îñóùåñòâë òü ñ èñïîëüçîâàíèåì ðàçëè÷íûõ ñòàíäàðòíûõ
óñëîâèé îêèñëåíè .
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Ñèíòåç íåêîòîðûõ ïèðèäèíèëïèððîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4î, ñâ çàííûõ ñ ôîðìóëîé J-
8, â êîòîðîé R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 2-ïèðèäèíèë, è  âë åòñ  ñâ çàííûì ñ àòîìîì àçîòà
ïèððîëüíîãî êîëüöà, ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 30. Ñîåäèíåíèå Ôîðìóëû 72, 3-õëîð-2-
àìèíîïèðèäèí,  âë åòñ  èçâåñòíûì ñîåäèíåíèåì (ñì. J.Heterocycl.Chem. 1987, 24(5),
1313-16). Óäîáíûé ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû 72 èç 2-àìèíîïèðèäèíà
Ôîðìóëû 71 âêëþ÷àåò ââåäåíèå çàùèòíûõ ãðóïï, îðòî-ìåòàëëèðîâàíèå, õëîðèðîâàíèå è
ïîñëåäóþùåå óäàëåíèå çàùèòû. Îñòàëüíîé ñèíòåç îñóùåñòâë þò â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ñïîñîáîì ñèíòåçà, ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 29.

Ñèíòåç ïèððîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4ð ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 31. Öèêëîïðèñîåäèíåíèå
àëëåíà Ôîðìóëû 78 è ôåíèëñóëüôîíèëãèäðàçèíà Ôîðìóëû 77 (ñì.Pavri, N.P.; Trudell, M.L.
J.Org.Chem. 1997, 62, 2649-2651) äàåò ïèððîëèí Ôîðìóëû 79. Îáðàáîòêà ïèððîëèíà
Ôîðìóëû 79 òåòðàáóòèëàììîíèéôòîðèäîì (TBAF) äàåò ïèððîë Ôîðìóëû 80.
Âçàèìîäåéñòâèå ïèððîëà Ôîðìóëû 80 ñ àãåíòîì àëêèëèðîâàíè  R5(d)-Lg (ãäå Lg
ïðåäñòàâë åò ñîáîé óäàë åìóþ ãðóïïó, îïðåäåëåííóþ âûøå) ñ ïîñëåäóþùèì ãèäðîëèçîì
äàåò ïèððîëîâóþ êèñëîòó Ôîðìóëû 4ð.
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Ñèíòåç ïèððîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4q, êîòîðûå ñâ çàíû ñ Ôîðìóëîé J-9,
ãäå R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë èëè 2-ïèðèäèë è ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 2
ïèððîëüíîãî êîëüöà, ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 32. Ñèíòåç îñóùåñòâë þò â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ñïîñîáîì, ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 31.

Ñèíòåç ïèððîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4r ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 33.
Âçàèìîäåéñòâèå α,β-íåíàñûùåííîãî ñëîæíîãî ýôèðà Ôîðìóëû 85 ñ ï-
òîëèëñóëüôîíèëìåòèëèçîöèàíèäîì (TosMIC) äàåò ïèððîë Ôîðìóëû 86. Ðóêîâîä ùèå
óêàçàíè  äë  ýòîãî ñèíòåçà ñì. â Xu, Z. Et al., J.Org.Chem., 1988, 63, 5031-5041.
Âçàèìîäåéñòâèå ïèððîëà Ôîðìóëû 86 ñ àãåíòîì àëêèëèðîâàíè  R5(d)-Lg (ãäå Lg
ïðåäñòàâë åò ñîáîé óäàë åìóþ ãðóïïó, îïðåäåëåííóþ âûøå) ñ ïîñëåäóþùèì ãèäðîëèçîì
äàåò ïèððîëîâóþ êèñëîòó Ôîðìóëû 4r.

Ñèíòåç ïèððîëîâûõ êèñëîò Ôîðìóëû 4s, êîòîðûå ñâ çàíû ñ Ôîðìóëîé J-6,
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ãäå R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííîå ôåíèëüíîå èëè çàìåùåííîå 2-ïèðèäèíèëüíîå
êîëüöî, ïðåäñòàâëåí íà Ñõåìå 34. Ñèíòåç îñóùåñòâë þò â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ñïîñîáîì,
ïðåäñòàâëåííûì íà Ñõåìå 33.

Íåîáõîäèìî ïîíèìàòü, ÷òî íåêîòîðûå ðåàãåíòû è óñëîâè  ðåàêöèé, îïèñàííûå âûøå äë 
ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû I, ìîãóò áûòü íåñîâìåñòèìûìè ñ íåêîòîðûìè
ôóíêöèîíàëüíûìè ãðóïïàìè, ïðèñóòñòâóþùèìè â ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíè õ. Â ýòèõ
ñëó÷à õ âêëþ÷åíèå â ïðîöåäóðó ñèíòåçà ñòàäèé ââåäåíè  çàùèòíûõ ãðóïï/óäàëåíè 
çàùèòíûõ ãðóïï èëè âçàèìîïðåâðàùåíè  ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï ìîæåò áûòü ïîëåçíûì äë 
ïîëó÷åíè  æåëàåìûõ ïðîäóêòîâ. Èñïîëüçîâàíèå è âûáîð çàùèòíûõ ãðóïï äîëæåí áûòü
î÷åâèäíûì äë  ñïåöèàëèñòà â îáëàñòè õèìè÷åñêîãî ñèíòåçà (ñì., íàïðèìåð, Greene, T.W.;
Wuts, P.G.M. Protective Groups in Organic Synthesis, 2nd ed.; Wiley: New York, 1991).
Ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ, ïîñëå
ââåäåíè  îïðåäåëåííîãî ðåàãåíòà, êàê ýòî óêàçàíî íà ëþáîé êîíêðåòíîé ñõåìå, â öåë õ
äîâåäåíè  ñèíòåçà ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû I äî çàâåðøåíè , ìîæåò áûòü íåîáõîäèìûì
îñóùåñòâëåíèå äîïîëíèòåëüíûõ ðóòèííûõ ñòàäèé ñèíòåçà, ïîäðîáíî íå îïèñàííûõ.
Ñïåöèàëèñòó äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé Ôîðìóëû I ìîæåò áûòü
íåîáõîäèìûì îñóùåñòâëåíèå êîìáèíàöèè ñòàäèé, ïðîèëëþñòðèðîâàííûõ íà ïðèâåäåííûõ
âûøå ñõåìàõ, â äðóãîì ïîð äêå, îòëè÷íîì îò ïðåäñòàâëåííîé êîíêðåòíîé
ïîñëåäîâàòåëüíîñòè ñòàäèé.

Òàêæå ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî îïèñàííûå çäåñü
ñîåäèíåíè  Ôîðìóëû I è ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  ìîæíî ïîäâåðãíóòü ðàçëè÷íûì
ðåàêöè ì, òàêèì êàê ðåàêöèè ñ ýëåêòðîôèëàìè, íóêëåîôèëàìè, ðàäèêàëàìè,
ìåòàëëîîðãàíè÷åñêèìè ñîåäèíåíè ìè, ðåàêöèè îêèñëåíè  è âîññòàíîâëåíè , äë 
äîáàâëåíè  çàìåñòèòåëåé èëè ìîäèôèêàöèè ñóùåñòâóþùèõ çàìåñòèòåëåé.

Áåç äîïîëíèòåëüíîãî ýêñïåðèìåíòèðîâàíè  ñïåöèàëèñò â äàííîé îáëàñòè ñìîæåò
ïðèìåíèòü íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå â åãî ñàìîì øèðîêîì îáúåìå, èñïîëüçó 
ïðåäñòàâëåííîå âûøå îïèñàíèå. Ïîýòîìó ïðåäñòàâëåííûå íèæå ïðèìåðû äîëæíû
ðàññìàòðèâàòüñ  ïðîñòî êàê èëëþñòðàòèâíûå è íèêîèì îáðàçîì íå îãðàíè÷èâàþùèå äàííîå
ðàñêðûòèå. Ïðîöåíòû óêàçàíû â ðàñ÷åòå íà ìàññó, çà èñêëþ÷åíèåì ñìåñåé ðàñòâîðèòåëåé
äë  õðîìàòîãðàôèè èëè åñëè óêàçàíî èíîå. ×àñòè è ïðîöåíòû, óêàçàííûå äë  ñìåñåé
ðàñòâîðèòåëåé äë  õðîìàòîãðàôèè, ïðèâîä òñ  â ðàñ÷åòå íà îáúåì, åñëè íå óêàçàíî èíîå.
Ñïåêòðû 1Í-ßÌÐ ïðèâåäåíû â ì.ä. íèæå îáëàñòè ñïåêòðà òåòðàìåòèëñèëàíà; ñ îçíà÷àåò
ñèíãëåò, ä îçíà÷àåò äóáëåò, ò îçíà÷àåò òðèïëåò, êâ îçíà÷àåò êâàðòåò, ì îçíà÷àåò
ìóëüòèïëåò, ää îçíà÷àåò äóáëåò äóáëåòîâ, äò îçíà÷àåò äóáëåò òðèïëåòîâ, øèð.ñ îçíà÷àåò
øèðîêèé ñèíãëåò è øèð.ä îçíà÷àåò øèðîêèé äóáëåò.

ÏÐÈÌÅÐ 1
Ïîëó÷åíèå N-[2-ìåòèë-6-[[(1-ìåòèëýòèë)àìèíî]ñóëüôîíèë] ôåíèë]-4-

(òðèôòîðìåòîêñè)áåíçàìèäà
Ñòàäè  A: Ïîëó÷åíèå 3-ìåòèë-N-(1-ìåòèëýòèë)-2-íèòðîáåíçîëñóëüôîíàìèäà
Ê ðàñòâîðó èçîïðîïèëàìèíà (13 ìë, 155 ììîëü) â 60 ìë äèõëîðìåòàíà ïðè 0°C

äîáàâë ëè ïî êàïë ì ðàñòâîð 5,3 ã 3-ìåòèë-2-íèòðîáåíçîëñóëüôîíèëõëîðèäà (ïîëó÷åííûé
â ñîîòâåòñòâèè ñî ñïîñîáîì Courtin, A. Helv. Chim. Acta, 1976, 59, 379-387) â 60 ìë
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äèõëîðìåòàíà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 2 ÷àñ ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå. Äîáàâë ëè âîäó è ñëîè ðàçäåë ëè. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøèëè (ñóëüôàò
íàòðè ) è ëåòó÷èå êîìïîíåíòû óäàë ëè ïðè ïîìîùè ðîòîðíîãî èñïàðèòåë . Îñòàòîê
î÷èùàëè æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèåé ñðåäíåãî äàâëåíè  (MPLC), èñïîëüçó  â êà÷åñòâå
ýëþåíòà 20-40% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå, ñ ïîëó÷åíèåì 4,3 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè  â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1H ßÌÐ (CDC13) δ 1,12 (ä, 6H), 2,39 (ñ, 1Í), 3,56 (ì, 1Í), 4,65 (óøèð.ä, 1Í), 7,54
(ì, 2H), 7,91 (ää, 1Í).

Ñòàäè  B: Ïîëó÷åíèå 2-àìèíî-3-ìåòèë-N-(1-ìåòèëýòèë)áåíçîëñóëüôîíàìèäà
Ê ñìåñè 4,13 ã âåùåñòâà ñî Ñòàäèè A è 0,25 ã 10% ïàëëàäè  íà óãëå äîáàâë ëè 150 ìë

ýòàíîëà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â àòìîñôåðå áàëëîíîãî âîäîðîäà â òå÷åíèå
òðåõ äíåé. Ñìåñü ôèëüòðîâàëè ÷åðåç öåëèò è ðàñòâîðèòåëü óäàë ëè ïðè ïîìîùè ðîòîðíîãî
èñïàðèòåë  ñ ïîëó÷åíèåì 3,65 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå êîðè÷íåâîãî
ìàñëà.

1H ßÌÐ (CDC13) δ 1,03 (ä, 6H), 2,21 (ñ, 1Í), 3,60 (ì, 1Í), 4,57 (óøèð.ä, 1Í), 4,86
(óøèð.ñ, 2H), 6,73 (ää, 1Í), 7,24 (ä, 1Í), 7,64 (ä, 1Í).

Ñòàäè  C: Ïîëó÷åíèå N-[2-ìåòèë-6-[[(1-ìåòèëýòèë)àìèíî]ñóëüôîíèë]ôåíèë]-4-
(òðèôòîðìåòîêñè)áåíçàìèäà

Ê 0,30 ã (1.4 ììîëü) âåùåñòâà ñî Ñòàäèè B â 5 ìë õëîðîôîðìà äîáàâë ëè 0,28 ìë (3,5
ììîëü) ïèðèäèíà è 0,27 ìë (1,7 ììîëü) 4-(òðèôòîðìåòîêñè)áåíçîèëõëîðèäà. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå íî÷è ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è çàòåì íàãðåâàëè ïðè
êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 5 ÷àñ. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïðîìûâàëè 1í HCl, ñóøèëè (ñóëüôàò íàòðè ) è
ôèëüòðîâàëè. Ëåòó÷èå êîìïîíåíòû óäàë ëè ïðè ïîìîùè ðîòîðíîãî èñïàðèòåë . Îñòàòîê
î÷èùàëè ïðè ïîìîùè MPLC (5-25% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå â êà÷åñòâå ýëþåíòà) ñ ïîëó÷åíèåì
0,10 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè , ñîåäèíåíè  ïî èçîáðåòåíèþ, â âèäå áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà, ïëàâ ùåãîñ  ïðè òåìïåðàòóðå 104-107°C.

1H ßÌÐ (CDC13) δ 0,99 (ä, 6H), 2,36 (ñ, 1H), 3,32 (ì, 1Í), 4,07 (óøèð.ä, 1Í), 7,35
(ì, 3H), 7,56 (ä, 1Í), 7,89 (ä, 1Í), 8,05 (ä, 2H), 8,78 (óøèð.ñ, 1H).

ÏÐÈÌÅÐ 2
Ïîëó÷åíèå 2-[[[1-(3-Õëîð-2-ïèðèäèíèë)-3-(òðèôòîðìåòèë)-1Í-ïèðàçîë-5-èë]ñóëüôîíèë]-

àìèíî]-3-ìåòèë-N-(1-ìåòèëýòèë)áåíçàìèäà
Ñòàäè  A: Ïîëó÷åíèå  3-õëîð-2-[3-(òðèôòîðìåòèë)-lH-ïèðàçîë-1-èë]ïèðèäèíà
Ê ñìåñè 2,3-äèõëîðïèðèäèíà (99,0 ã, 0,67 ìîëü) è 3-òðèôòîðìåòèëïèðàçîëà (83 ã, 0,61

ìîëü) â áåçâîäíîì N,N-äèìåòèëôîðìàìèäå (300 ìë) äîáàâë ëè êàðáîíàò êàëè  (166,0 ã,
1,2 ìîëü) è ðåàêöèîííóþ çàòåì íàãðåâàëè äî 110-125°C â òå÷åíèå 48 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü îõëàæäàëè äî 100°C è ôèëüòðîâàëè ÷åðåç äèàòîìîâûé âñïîìîãàòåëüíûé
ôèëüòðóþùèé ìàòåðèàë Celite® äë  óäàëåíè  òâåðäûõ ÷àñòèö. N,N-Äèìåòèëôîðìàìèä è
èçáûòîê äèõëîðïèðèäèíà óäàë ëè ïóòåì äèñòèëë öèè ïðè àòìîñôåðíîì äàâëåíèè.
Äèñòèëë öè  (ïåðåãîíêà) ïðîäóêòà ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè (ò. êèï. 139-141°C, 7 ìì)
äàâàëà æåëàåìîå ïðîìåæóòî÷íîå ñîåäèíåíèå â âèäå ïðîçðà÷íîãî æåëòîãî ìàñëà (113,4 ã).

1H ßÌÐ (CDC13) δ 6,78 (ñ, 1Í), 7,36 (ò, 1Í), 7,93 (ä, 1Í), 8,15 (ñ, 1Í), 8,45 (ä, 1Í).
Ñòàäè  B: Ïîëó÷åíèå 1-(3-õëîð-2-ïèðèäèíèë)-3-(òðèôòîðìåòèë)-1Í-ïèðàçîë-5-

ñóëüôèíàòà ëèòè 
Ê ðàñòâîðó èçîïðîïèëàìèíà (2,5 ìë, 30 ììîëü) â 25 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà ïðè

òåìïåðàòóðå -78°C äîáàâë ëè ïî êàïë ì 7,1 ìë (18 ììîëü) 2,5M ðàñòâîðà í-áóòèëëèòè  â
ãåêñàíå. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð äîáàâë ëè ÷åðåç êàíþëþ ê ðàñòâîðó 4,0 ã 3-õëîð-2-[3-
(òðèôòîðìåòèë)-1Í-ïèðàçîë-1-èë]ïèðèäèíà (ò.å. óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ñî
Ñòàäèè A) â 50 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà ïðè òåìïåðàòóðå -78°C. Ðåàêöèîííà  ñìåñü
ñòàíîâèëàñü îðàíæåâîé. ×åðåç 15 ìèí äîáàâë ëè åùå 20 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà. Â òå÷åíèå
5 ìèí ÷åðåç ðàñòâîð áàðáîòèðîâàëè äèîêñèä ñåðû. Îðàíæåâûé öâåò èñ÷åçàë. Ñïóñò  15
ìèí ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðîâàëè è ðàñòâîðèòåëü óäàë ëè èç ôèëüòðàòà ïðè ïîìîùè
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ðîòîðíîãî èñïàðèòåë . Îñòàòîê ðàñòèðàëè ñ ïðîñòûì ýôèðîì ñ ïîëó÷åíèåì 4,53 ã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1H ßÌÐ (D2O) δ 7,08 (ñ, 1Í), 7,72 (ää, 1Í), 8,24 (ää, 1Í), 8,55 (ää, 1Í).
Ñòàäè  C: Ïîëó÷åíèå 1 -(3-Õëîð-2-ïèðèäèíèë)-3-(òðèôòîðìåòèë)-1Í-ïèðàçîë-5-

ñóëüôîíîâîé êèñëîòû
Ê 100 ìë pH 6 áóôåðà (ïîëó÷åííîãî ðàñòâîðåíèåì 1,2 ã (10 ììîëü) äèãèäðîôîñôàòà

íàòðè  â 100 ìë âîäû è äîáàâëåíèåì 11,2 ìë 1í ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè ) äîáàâë ëè
3,52 ã (11,1 ììîëü) óêàçàííîãî â çàãîëîâêå Ñòàäèè B âåùåñòâà. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð
îõëàæäàëè íà ëåä íîé áàíå è äîáàâë ëè 75 ìë ýòèëàöåòàòà è 1,48 ã (11,1 ììîëü) N-
õëîðñóêöèíèìèäà. ×åðåç 30 ìèí ñëîè ðàçäåë ëè. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøèëè (ñóëüôàò
íàòðè ) è ðàñòâîðèòåëü óäàë ëè ïðè ïîìîùè ðîòîðíîãî èñïàðèòåë . Ê îñòàòêó äîáàâë ëè
òåòðàõëîðèä óãëåðîäà è òâåðäûå ÷àñòèöû óäàë ëè ôèëüòðîâàíèåì. Ðàñòâîðèòåëü èç
ôèëüòðàòà óäàë ëè ïðè ïîìîùè ðîòîðíîãî èñïàðèòåë  ñ ïîëó÷åíèåì 2,84 ã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  â âèäå ìàñëà  íòàðíîãî öâåòà.

1H ßÌÐ (CDC13) δ 7,45 (ñ, 1Í), 7,58 (ää, 1Í), 8,01 (ää, 1Í), 8,58 (ää, 1Í).
Ñòàäè D: Ïîëó÷åíèå 3-ìåòèë-N-(1-ìåòèëýòèë)-2-íèòðîáåíçàìèäà
Ðàñòâîð 3-ìåòèë-2-íèòðîáåíçîéíîé êèñëîòû (2,00 ã, 11,0 ììîëü) è òðèýòèëàìèíà (1,22

ã, 12,1 ììîëü) â 25 ìë äèõëîðìåòàíà îõëàæäàëè äî 10°C. Îñòîðîæíî äîáàâë ëè
ýòèëõëîðîôîðìèàò, ÷òî ïðèâîäèëî ê îáðàçîâàíèþ òâåðäîãî îñàäêà. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè 
ñìåñè â òå÷åíèå 30 ìèí, äîáàâë ëè èçîïðîïèëàìèí (0,94 ã, 16,0 ììîëü) è ïîëó÷àëè
ãîìîãåííûé ðàñòâîð. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè åùå â òå÷åíèå ÷àñà, âûëèâàëè â
âîäó è ýêñòðàãèðîâàëè ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàëè âîäîé, ñóøèëè
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàëè ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè ñ ïîëó÷åíèåì 1,96 ã
æåëàåìîãî ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè  â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, ïëàâ ùåãîñ 
ïðè òåìïåðàòóðå 126-128°C.

1H ßÌÐ (CDC13) δ 1,24 (ä, 6H), 2,38 (ñ, 3H), 4,22 (ì, 1Í), 5,80 (óøèð.ñ, 1Í), 7,4 (ì, 3H).
Ñòàäè  E: Ïîëó÷åíèå 2-àìèíî-3-ìåòèë-N-(1-ìåòèëýòèëáåíçàìèäà)
2-Íèòðîáåíçàìèä ñî Ñòàäèè D (1,70 ã, 7,6 ììîëü) ãèäðèðîâàëè íàä 5% ïàëëàäèåì íà

óãëåðîäå â 40 ìë ýòàíîëà ïðè äàâëåíèè 345 êÏà (50 ô/êâ.äþéì). Ïîñëå ïðåêðàùåíè 
ïîãëîùåíè  âîäîðîäà ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðîâàëè ÷åðåç ôèëüòðóþùèé ìàòåðèàë
Celite® è Celite® ïðîìûâàëè ýôèðîì. Ôèëüòðàò âûïàðèâàëè ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè ñ
ïîëó÷åíèåì 1,41 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà,
ïëàâ ùåãîñ  ïðè òåìïåðàòóðå 149-151°C.

1H ßÌÐ (CDC13) δ 1,24 (ää, 6H), 2,16 (ñ, 3H), 4,25 (ì, 1Í), 5,54 (óøèð.ñ, 2H),
5,85 (óøèð.ñ, 1Í), 6,59 (ò, 1Í), 7,13 (ä, 1Í), 7,17 (ä, 1Í).

Ñòàäè  F: Ïîëó÷åíèå 2-[[[1-(3-õëîð-2-ïèðèäèíèë)-3-(òðèôòîðìåòèë)-1Í-ïèðàçîë-5-èë]
ñóëüôîíèë]àìèíî]-3-ìåòèë-N-(1-ìåòèëýòèë]áåíçàìèäà

Ê 2,84 ã (10,2 ììîëü) 1-(3-õëîð-2-ïèðèäèíèë)-3-(òðèôòîðìåòèë)-1Í-ïèðàçîë-5-
ñóëüôîíîâîé êèñëîòû (ò.å. óêàçàííîãî â çàãîëîâêå Ñòàäèè C ñîåäèíåíè ) â 70 ìë
äèõëîðìåòàíà äîáàâë ëè 1,96 ã (10,2 ììîëü) 2-àìèíî-3-ìåòèë-N-(1-ìåòèëýòèë)áåíçàìèäà
(ò.e. óêàçàííîãî â çàãîëîâêå Ñòàäèè E ñîåäèíåíè ) â 1,78 ìë (10,2 ììîëü)
äèèçîïðîïèëýòèëàìèíà è ïðèìåðíî 5 ìã 4-(äèìåòèëàìèíî)ïèðèäèíà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 9 ÷àñ, çàòåì ïðîìûâàëè âîäîé è ñóøèëè (ñóëüôàò íàòðè ).
Ðàñòâîðèòåëü óäàë ëè ïðè ïîìîùè ðîòîðíîãî èñïàðèòåë . Îñòàòîê î÷èùàëè ïðè ïîìîùè
MPLC (20-40% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå â êà÷åñòâå ýëþåíòà) ñ ïîëó÷åíèåì 0,50 ã óêàçàííîãî
â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  â âèäå ïåíîîáðàçíîãî áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, ïëàâ ùåãîñ  ïðè
òåìïåðàòóðå 69-72°C.

1H ßÌÐ (CDC13) δ 0,1,12 (ä, 6H), 2,32 (ñ, 1Í), 3,85 (ì, 1Í), 5,96 (óøèð.ä, 1Í),
7,07 (ñ, 1Í), 7,35 (ì, 3H), 7,39 (ää, 1Í), 7,89 (ää, 1Í), 8,20 (ää, 1Í), 9,26 (ñ, 1Í).

ÏÐÈÌÅÐ 3
Ïîëó÷åíèå 3-Áðîì-1-(3-õëîð-2-ïèðèäèíèë)-N-[2-ìåòèë-6-(3-ìåòèë-1-îêñîáóòèë)ôåíèë]-

1Í-ïèðàçîë-5-êàðáîêñàìèäà
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Ñòàäè  A: Ïîëó÷åíèå 3-áðîì-N,N-äèìåòèë-1H-ïèðàçîë-1-ñóëüôîíàìèäà
Ê ðàñòâîðó N,N-äèìåòèëñóëüôàìîèëïèðàçîëà (44,0 ã, 0,251 ìîëü) â áåçâîäíîì

òåòðàãèäðîôóðàíå (500 ìë) ïðè òåìïåðàòóðå -78°C äîáàâë ëè ïî êàïë ì ðàñòâîð í-
áóòèëëèòè  (2,5 M â ãåêñàíå, 105,5 ìë, 0,264 ìîëü), ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó
íèæå -60°C. Â ïðîöåññå äîáàâëåíè  îáðàçîâûâàëîñü ãóñòîå òâåðäîå âåùåñòâî. Ïî
çàâåðøåíèè äîáàâëåíè  ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûäåðæèâàëè åùå â òå÷åíèå 15 ìèí, çàòåì
äîáàâë ëè ïî êàïë ì ðàñòâîð 1,2-äèáðîìòåòðàõëîðýòàíà (90 ã, 0,276 ìîëü) â
òåòðàãèäðîôóðàíå (150 ìë), ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó íèæå -70°C. Ðåàêöèîííà 
ñìåñü ñòàíîâèëàñü ïðîçðà÷íîé, ïðèîáðåòà  îðàíæåâóþ îêðàñêó; ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàëè åùå â òå÷åíèå 15 ìèí. Áàíþ ñ òåìïåðàòóðîé -78°C óäàë ëè è ðåàêöèþ ãàñèëè
âîäîé (600 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðîâàëè äèõëîðìåòàíîì (4x), è îðãàíè÷åñêèå
ýêñòðàêòû ñóøèëè íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðîâàëè. Íåî÷èùåííûé ïðîäóêò çàòåì
î÷èùàëè ïðè ïîìîùè õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó  â êà÷åñòâå ýëþåíòà
äèõëîðìåòàí-ãåêñàí (50:50), ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  â âèäå
ïðîçðà÷íîãî áåñöâåòíîãî ìàñëà (57,04 ã).

1H ßÌÐ (CDC13) δ 3,07 (ä, 6H), 6,44 (ì, 1H), 7,62 (ì, 1Í).
Ñòàäè  B: Ïîëó÷åíèå 3-áðîìïèðàçîëà
Ê òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå (70 ìë) ìåäëåííî äîáàâë ëè 3-áðîì-N,N-äèìåòèë-1Í-

ïèðàçîë-1-ñóëüôîíàìèä (ò.e. ïðîäóêò áðîìïèðàçîëà Ñòàäèè A) (57,04 ã). Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèí è çàòåì
êîíöåíòðèðîâàëè ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîãëîùàëè ãåêñàíîì, íåðàñòâîðèìûå
òâåðäûå âåùåñòâà îòôèëüòðîâûâàëè è ãåêñàí âûïàðèâàëè ñ ïîëó÷åíèåì íåî÷èùåííîãî
ïðîäóêòà â âèäå ìàñëà. Íåî÷èùåííûé ïðîäóêò çàòåì î÷èùàëè ïðè ïîìîùè õðîìàòîãðàôèè
íà ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó  â êà÷åñòâå ýëþåíòà ýòèëàöåòàò/äèõëîðìåòàí (10:90) ñ
ïîëó÷åíèåì ìàñëà. Ïîëó÷åííîå ìàñëî ïîãëîùàëè äèõëîðìåòàíîì, íåéòðàëèçîâàëè âîäíûì
ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè , ýêñòðàãèðîâàëè äèõëîðìåòàíîì (3x), ñóøèëè íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðîâàëè ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (25.9 ã), ò.ïë. 61-64°C.

1H ßÌÐ (CDC13) δ 6,37 (ä, 1H), 7,59 (ä, 1H), 12,4 (óøèð.ñ, 1Í).
Ñòàäè  C: Ïîëó÷åíèå 2-(3-áðîì-1Í-ïèðàçîë-1-èë)-3-õëîðïèðèäèíà
Ê ñìåñè 2,3-äèõëîðïèðèäèíà (27,4 ã, 185 ììîëü) è 3-áðîìïèðàçîëà (ò.e. ïðîäóêòà

Ñòàäèè B) (25,4 ã, 176 ììîëü) â áåçâîäíîì N,N-äèìåòèëôîðìàìèäå (88 ìë) äîáàâë ëè
êàðáîíàò êàëè  (48,6 ã, 352 ììîëü) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàëè äî 125°C â òå÷åíèå 18
÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàëè äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è âûëèâàëè â ëåä íóþ âîäó
(800 ìë). Ïðîèñõîäèëî îáðàçîâàíèå îñàäêà. Âîäíóþ ñìåñü îñàæäåííîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 1,5 ÷àñ, ôèëüòðîâàëè è ïðîìûâàëè âîäîé (2x100 ìë). Òâåðäóþ
ôèëüòðîâàëüíóþ ëåïåøêó ïîãëîùàëè äèõëîðìåòàíîì è ïðîìûâàëè ïîñëåäîâàòåëüíî
âîäîé, 1í ðàñòâîðîì õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû, íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì
áèêàðáîíàòà íàòðè  è íàñûùåííûì ñîëåâûì ðàñòâîðîì. Îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû çàòåì
ñóøèëè íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðîâàëè ñ ïîëó÷åíèåì 39,9 ã òâåðäîãî âåùåñòâà
 ðêî-ðîçîâîãî öâåòà. Íåî÷èùåííîå òâåðäîå âåùåñòâî ñóñïåíäèðîâàëè â ãåêñàíå è
èíòåíñèâíî ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Òâåðäîå âåùåñòâî ôèëüòðîâàëè, ïðîìûâàëè
ãåêñàíîì è ñóøèëè ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  â âèäå íå ñîâñåì
áåëîãî ïîðîøêà (30,4 ã), ÷èñòîòà êîòîðîãî, ïî îïðåäåëåíèþ ìåòîäîì ßÌÐ, ñîñòàâèëà >94.
Ýòî âåùåñòâî èñïîëüçîâàëè íà Ñòàäèè D áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

1H ßÌÐ (CDC13) δ 6,52 (ñ, 1Í), 7,30 (ää, 1H), 7,92 (ä, 1H), 8,05 (ñ, 1Í), 8,43 (ä, 1H).
Ñòàäè  D: Ïîëó÷åíèå 3-Áðîì-1-(3-õëîð-2-ïèðèäèíèë)-1Í-ïèðàçîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 2-(3-áðîì-1Í-ïèðàçîë-1-èë)-3-õëîðïèðèäèíà (ò.e. ïðîäóêò ïèðàçîë Ñòàäèè

C) (30,4 ã, 118 ììîëü) â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (250 ìë) ïðè òåìïåðàòóðå -76°C
äîáàâë ëè ïî êàïë ì ðàñòâîð äèèçîïðîïèëàìèäà ëèòè  (118 ììîëü) â òåòðàãèäðîôóðàíå ñ
òàêîé ñêîðîñòüþ, ÷òîáû ïîääåðæèâàòü òåìïåðàòóðó íèæå -71°C. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 15 ìèí ïðè òåìïåðàòóðå -76°C, è çàòåì ÷åðåç íåå áàðáîòèðîâàëè
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äèîêñèä óãëåðîäà â òå÷åíèå 10 ìèí, âûçûâà  íàãðåâàíèå ñìåñè äî -57°C. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü íàãðåâàëè äî -20°C è ãàñèëè âîäîé. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðîâàëè è çàòåì
ïîãëîùàëè âîäîé (1 ë) è ïðîñòîé ýôèð (500 ìë), çàòåì äîáàâë ëè 1í âîäíûé ðàñòâîð
ãèäðîêñèäà íàòðè  (20 ìë). Âîäíûå ýêñòðàêòû ïðîìûâàëè ýôèðîì è ïîäêèñë ëè
õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé. Îñàæäåííîå òâåðäîå âåùåñòâî ôèëüòðîâàëè, ïðîìûâàëè
âîäîé è ñóøèëè ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  â âèäå ðûæåâàòî-
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (27,7 ã). (Ïðîäóêò äðóãîãî öèêëà, èñïîëüçóþùåãî òàêóþ
æå ïðîöåäóðó, ïëàâèëñ  ïðè òåìïåðàòóðå 200-201°C.)

1H ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6) δ 7,25 (ñ, 1H), 7,68 (ää, 1H), 8,24 (ä, 1H), 8,56 (ä, 1H).
Ñòàäè  E: Ïîëó÷åíèå 3-Áðîì-1-(3-õëîð-2-ïèðèäèíèë)-N-[2-ìåòèë-6-(3-ìåòèë-1-

îêñîáóòèë)ôåíèë]-1Í-ïèðàçîë-5-êàðáîêñàìèäà
Ê ðàñòâîðó 3-áðîì-1-(3-õëîð-2-ïèðèäèíèë)-1Í-ïèðàçîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ò.e.

ïðîäóêòà ïèðàçîëà Ñòàäèè D) (500 ìã, 1,65 ììîëü) â äèõëîðìåòàíå (10 ìë) äîáàâë ëè 1
êàïëþ N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà. Äîáàâë ëè îêñàëèëõëîðèä (0,43 ìë, 5 ììîëü) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè ïðè 23°C â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðàñòâîðèòåëü óäàë ëè ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè è îñòàòîê ðàçáàâë ëè àöåòîíèòðèëîì (20 ìë) è ðàñòâîðèòåëü ñíîâà óäàë ëè ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð ëè â òåòðàãèäðîôóðàíå (10 ìë) è îáðàáàòûâàëè 1-
(2-àìèíî-3-ìåòèëôåíèë)-3-ìåòèë-1-áóòàíîíîì, ïîëó÷åííûì â ñîîòâåòñòâèè ñ Chem. Pharm.
Bull, 2000, 48, 1-15 (330 ìã, 1,6 ììîëü) è çàòåì òðèýòèëàìèíîì (0,45 ìë, 3,2 ììîëü).
Ñìåñü íàãðåâàëè ïðè òåìïåðàòóðå 60°Ñ â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Îõëàæäåííóþ ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ðàçáàâë ëè ýòèëàöåòàòîì (50 ìë) è âîäîé (50 ìë). Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàëè
âîäîé (2×30 ìë) è 1í ðàñòâîðîì õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû (2×30 ìë). Îòäåëåííûé
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøèëè íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàëè äîñóõà ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó  â êà÷åñòâå ýëþåíòà
ýòèëàöåòàò/ãåêñàí (3:7). Ñîîòâåòñòâóþùèå ôðàêöèè îáúåäèí ëè ñ ïîëó÷åíèåì, ïîñëå
óäàëåíè  ðàñòâîðèòåëåé, óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè , ñîåäèíåíè  ïî èçîáðåòåíèþ
(210 ìã), â âèäå æåëòîãî òåðäîãî âåùåñòâà, ïëàâ ùåãîñ  ïðè òåìïåðàòóðå 119-120°Ñ.

1H ßÌÐ (CDCl3) δ 0,97 (ä, 6Í), 2,21 (ñ, 3Í), 2,84 (ä, 2Í), 7,06 (ñ, 1Í), 7,21 (ì,
1Í), 7,4 (ì,2Í), 7,62 (ä, 1Í), 7,81 (ä, 1Í), 8,42 (ä, 1Í), 10,6 (óøèð., 1Í).

ÏÐÈÌÅÐ 4
Ïîëó÷åíèå ìåòèëàìèäà 2-àìèíî-3-ìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû
Ñìåñü 8-ìåòèë-1Í-áåíçî[d][1,3]îêñàçèí-2,4-äèîíà (18 ã, 0,1 ììîëü) è óêñóñíîé

êèñëîòû (1,2 ã, 0,02 ììîëü) â ýòèëàöåòàòå (200 ìë) íàãðåâàëè äî 35°Ñ è äîáàâë ëè ïî
êàïë ì 40% âîäíûé ðàñòâîð ìåòèëàìèíà (9,0 ã, 0,12 ììîëü) â òå÷åíèè 15 ìèíóò ïðè
òåìïåðàòóðå 35-37°Ñ. Ïîñëå òîãî, êàê âåñü ìåòèëåíàìèí áûë äîáàâëåí, ñìåñü
äîïîëíèòåëüíî ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 2,5 ÷àñ ïðè 36°Ñ. Çàòåì äîáàâë ëè âîäó (20 ìë),
ñëîè ðàçäåë ëè è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàëè âîäîé, ñóøèëè íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è
âûïàðèâàëè ñ ïîëó÷åíèåì 15,45 ã (92%) óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í ßÌÐ (CDCl3) δ 2.14 (ñ, 3Í), 2.94 (ä, 3Í, J=5 Ãö), 5.37 (óøèð.ñ, 2Í), 6.21
(óøèð.ñ, 1Í), 6.56 (ò, J=7.5 Ãö, 1H), 7.10 (ää, J=7.5 Ãö, 7.5 Ãö, 1H), 7.18 (ää, J=
7.5 Ãö, 7.5 Ãö, 1H).

ÏÐÈÌÅÐ 5
Ïîëó÷åíèå ìåòèëàìèäà 2-àìèíî-5-õëîð-3-ìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû
Ñìåñü ìåòèëàìèäà 2-àìèíî-3-ìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû (ïðîäóêò ïðèìåðà 4) (16,6 ã, 100

ììîëü) è N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà (15,0) îõëàæäàëè äî 10°Ñ è ìåäëåííî äîáàâë ëè
êîíöåíòðèðîâàííûé âîäíûé ðàñòâîð ñîë íîé êèñëîòû (70 ã, 700 ììîëü). Çàòåì ñìåñü
íàãðåâàëè äî 30°Ñ è äîáàâë ëè ïî êàïë ì 30% âîäíûé ðàñòâîð ïåðåêèñè âîäîðîäà (18,5 ã,
160 ììîëü) â òå÷åíèå 15 ìèíóò ïðè òåìïåðàòóðå 30-35°Ñ. Çàòåì ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè
ïðèáëèçèòåëüíî 35°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ, îõëàæäàëè äî 10°Ñ è äîáàâë ëè âîäó (200 ìë).
Äîáàâë ëè ñóëüôàò íàòðè  (7,56 ã, 60 ììîëü) è äîâîäèëè ðÍ äî 2,2, ìåäëåííî äîáàâë  
50% âîäíûé ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (38,1 ã). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè 10°Ñ â òå÷åíèå
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15 ìèíóò, ñìåñü ôèëüòðîâàëè, òâåðäûå ÷àñòèöû ïðîìûâàëè âîäîé (2×50 ìë) è ñóøèëè â
âàêóóìíîé ïå÷è ñ ïîëó÷åíèåì 14,61 ã ñîåäèíåíè  (âûõîä 72,7%) óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè  â âèäå ðîçîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÏÐÈÌÅÐ 6
Ïîëó÷åíèå ìåòèëàìèäà 2-àìèíî-5-áðîì-3-ìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû
Ñìåñü ìåòèëàìèäà 2-àìèíî-3-ìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû (ïðîäóêò ïðèìåðà 4) (14 ã, 85

ììîëü), óêñóñíîé êèñëîòû (50 ìë) è âîäû (50 ìë) îõëàæäàëè äî 12°Ñ è äîáàâë ëè
êîíöåíòðèðîâàííûé âîäíûé ðàñòâîð áðîìèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû (28,5 ã, 0,34 ìîëü) â
òå÷åíèå 10 ìèíóò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå. Çàòåì äîáàâë ëè 30% âîäíûé ðàñòâîð ïåðîêñèäà
âîäîðîäà (9 ã, 0,08 ìîëü) â òå÷åíèå 15 ìèíóò ïðè 10-11°Ñ, îñòàâë ëè ñìåñü íàãðåâàòüñ 
ìåäëåííî äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 2,5 ÷àñîâ. Çàòåì
äîáàâë ëè áîëåå êîíöåíòðèðîâàííûé âîäíûé ðàñòâîð áðîìèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû (2,9 ã),
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå íî÷è ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ê ñìåñè äîáàâë ëè âîäó
(50 ìë) è áèñóëüôàò íàòðè  (1,5 ã) è çàòåì äîâîäèëè ðÍ äî 5-6 äîáàâëåíèåì 50% âîäíîãî
ðàñòâîðà ãèäîêñèäà íàòðè  (îêîëî 15 ìë). Ñìåñü ôèëüòðîâàëè, òâåðäûå ÷àñòèöû
ïðîìûâàëè âîäîé è ñóøèëè â âàêóóìå ñ ïîëó÷åíèåì 19,5 ã (94%) óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè .

1Í ßÌÐ (CDCl3) δ 2.14 (ñ, 3Í), 2.95 (ä, J=5 Ãö, 3Í), 5.55 (óøèð.ñ, 2Í), 6.01
(óøèð.ñ, 1Í), 7.21 (ì, 1Í), 7.30 (ä, J=2 Ãö, 1H).

Èñïîëüçó  îïèñàííûå âûøå ìåòîäèêè âìåñòå ñ èçâåñòíûìè èç óðîâí  òåõíèêè ìåòîäàìè,
ìîæíî ïîëó÷èòü óêàçàííûå äàëåå ñîåäèíåíè  Òàáëèö 1-12. Â Òàáëèöàõ èñïîëüçîâàíû
ñëåäóþùèå ñîêðàùåíè : i îçíà÷àåò èçî, Me îçíà÷àåò ìåòèë, Pr îçíà÷àåò ïðîïèë, i-Pr
îçíà÷àåò èçîïðîïèë, Ph îçíà÷àåò ôåíèë, ÎÌå îçíà÷àåò ìåòîêñè, SMe îçíà÷àåò ìåòèëòèî,
CN îçíà÷àåò öèàíî è NO2 îçíà÷àåò íèòðî.

ÒÀÁËÈÖÀ ÈÍÄÅÊÑÎÂ G

Ñîåäèíåíèå R3 R4à R4b Ò.ïë. °Ñ

G1 (Ïðèìåð 4) ÑÍ3 ÑÍ3 Í 120-122

G2 (Ïðèìåð 5) ÑÍ3 ÑÍ3 Cl 141-143

G3 (Ïðèìåð 6} ÑÍ3 ÑÍ3 Br *

* Ñì. òàáëèöó èíäåêñîâ Í äë  1H ßÌÐ

ÒÀÁËÈÖÀ ÈÍÄÅÊÑÎÂ Í

Ñîåäèíåíèå ¹ 1H ßÌÐ äàííûå (CDCl3, åñëè íå îïðåäåëåíî èçíà÷àëüíî)

G3 δ 2,14 (ñ, 3Í), 2,95 (ä, J=5 Ãö, 3Í), 5,55 (óø. ñ, 2Í), 6,01 (óø. ñ, 1Í), 7,21 (ì, 1Í), 7,30 (ä, J=2 Ãö, 1Í)
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Ñîñòàâ/ïðèìåíèìîñòü
Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, êàê ïðàâèëî, ìîæíî èñïîëüçîâàòü â âèäå

ñîñòàâîâ èëè êîìïîçèöèé ñ ñåëüñêîõîç éñòâåííî ïðèåìëåìûì íîñèòåëåì, âêëþ÷àþùèì, ïî
ìåíüøåé ìåðå, îäèí èç æèäêîãî ðàçáàâèòåë , òâåðäîãî ðàçáàâèòåë  èëè ïîâåðõíîñòíî-
àêòèâíîãî âåùåñòâà. Èíãðåäèåíòû ñîñòàâà èëè êîìïîçèöèè âûáèðàþò òàê, ÷òîáû îíè
ñîîòâåòñòâîâàëè ôèçè÷åñêèì ñâîéñòâàì àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà, ñïîñîáó ïðèìåíåíè  è
îñîáåííîñò ì îêðóæàþùåé ñðåäû, òàêèì êàê òèï ïî÷âû, âëàæíîñòü è òåìïåðàòóðà.

Ñòðàíèöà: 84

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 283 839 C2

Ïîëåçíûå ñîñòàâû âêëþ÷àþò æèäêîñòè, òàêèå êàê ðàñòâîðû (âêëþ÷à  ýìóëüãèðóåìûå
êîíöåíòðàòû), ñóñïåíçèè, ýìóëüñèè (âêëþ÷à  ìèêðîýìóëüñèè è/èëè ñóñïîýìóëüñèè) è ò.ï.
êîòîðûå íåîá çàòåëüíî ìîãóò áûòü çàãóùåíû äî ãåëåé. Ïîëåçíûå ñîñòàâû, êðîìå òîãî,
âêëþ÷àþò òâåðäûå ñîñòàâû, òàêèå êàê äóñòû, ïîðîøêè, ãðàíóëû, ìåëêèå ÷àñòèöû,
òàáëåòêè, ïëåíêè è ò.ï., êîòîðûå ìîãóò áûòü âîäîäèñïåðãèðóåìûìè ("ñìà÷èâàåìûìè") èëè
âîäîðàñòâîðèìûìè. Àêòèâíûé èíãðåäèåíò ìîæåò áûòü (ìèêðî)èíêàïñóëèðîâàííûì è çàòåì
ìîæåò áûòü îáðàçîâàíà ñóñïåíçè  èëè òâåðäûé ñîñòàâ; àëüòåðíàòèâíî, âñ  êîìïîçèöè 
àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà ìîæåò áûòü èíêàïñóëèðîâàíà (èëè "ñ íàíåñåííûì ïîêðûòèåì").
Èíêàïñóëèðîâàíèå êîíòðîëèðóåò èëè çàìåäë åò âûñâîáîæäåíèå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà.
Ðàçáðûçãèâàåìûå ñîñòàâû ìîæíî ðàçâîäèòü â ïîäõîä ùåé ñðåäå è èõ ìîæíî èñïîëüçîâàòü
ïðè îáúåìå ðàçáðûçãèâàíè  îò îäíîãî äî íåñêîëüêèõ ëèòðîâ íà ãåêòàð.
Âûñîêîêîíöåíòðèðîâàííûå êîìïîçèöèè â îñíîâíîì èñïîëüçóþò â êà÷åñòâå ïðîìåæóòî÷íûõ
ñîñòàâîâ äë  äàëüíåéøåãî ôîðìóëèðîâàíè .

Ñîñòàâû òèïè÷íî ñîäåðæàò ýôôåêòèâíûå êîëè÷åñòâà àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà,
ðàçáàâèòåë  è ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî âåùåñòâà, ïðèáëèçèòåëüíî â óêàçàííûõ íèæå
ïðåäåëàõ, âìåñòå ñîñòàâë þùèõ 100 ïðîöåíòîâ ïî ìàññå.

Ìàññîâûé ïðîöåíò

Àêòèâíûé èíãðåäèåíò ðàçáàâèòåëü Ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîå âåùåñòâî

Âîäîäèñïåðãèðóåìûå è âîäîðàñòâîðèìûå ãðàíóëû, òàáëåòêè è ïîðîøêè 5-90 0-94 1-15

Ñóñïåíçèè, ýìóëüñèè, ðàñòâîðû (âêëþ÷à  ýìóëüãèðóåìûå êîíöåíòðàòû) 5-50 40-95 0-15

Äóñòû 1-25 70-99 0-5

Ãðàíóëû è ìåëêèå ÷àñòèöû 0,01-99 5-99,99 0-15

Âûñîêîêîíöåíòðèðîâàííûå êîìïîçèöèè 90-99 0-10 0-2

Òèïè÷íûå òâåðäûå ðàçáàâèòåëè îïèñàíû Watkins, et al., Handbook of Insecticide Dust
Diluents and Carriers, 2nd Ed., Dorland Books, Caldwell, New Jersey. Òèïè÷íûå æèäêèå
ðàçáàâèòåëè îïèñàíû Marsden, Solvents Guide, 2nd Ed., Interscience, New York, 1950.
McCutcheon's Detergents è Emulsifiers Annual, Allured Publ. Corp., Ridgewood, New
Jersey, à òàêæå Sisely and Wood, Encyclopedia of Surface Active Agents, Chemical
Publ. Co., Inc., New York, 1964, ïåðå÷åíü ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûõ âåùåñòâ è
ðåêîìåíäîâàííûå ïðèìåíåíè . Âñå ñîñòàâû ìîãóò ñîäåðæàòü íåáîëüøèå êîëè÷åñòâà
äîáàâîê äë  ñíèæåíè  âñïåíèâàíè , ñëåæèâàíè , êîððîçèè, ðîñòà ìèêðîáîâ è ò.ï., èëè
çàãóñòèòåëåé äë  ïîâûøåíè  â çêîñòè.

Ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûå âåùåñòâà âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, ïîëèýòîêñèëèðîâàííûå ñïèðòû,
ïîëèýòîêñèëèðîâàííûå àëêèëôåíîëû, ñëîæíûå ýôèðû ïîëèýòîêñèëèðîâàííûõ æèðíûõ
êèñëîò ñîðáèòàíà, äèàëêèëñóëüôîñóêöèíàòû, àëêèëñóëüôàòû, àëêèëáåíçîëñóëüôîíàòû,
êðåìíèéîðãàíè÷åñêèå ñîåäèíåíè , N,N-äèàëêèëòàóðàòû, ëèãíèíñóëüôîíàòû, êîíäåíñàòû
íàôòàëèíñóëüôîíàòà è ôîðìàëüäåãèäà, ïîëèêàðáîêñèëàòû è áëîê-ñîïîëèìåðû
ïîëèîêñèýòèëåíà/ïîëèîêñèïðîïèëåíà. Òâåðäûå ðàçáàâèòåëè âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, ãëèíû,
òàêèå êàê áåíòîíèò, ìîíòìîðèëëîíèò, àòàïóëüãèò è êàîëèí, êðàõìàë, ñàõàð, äèîêñèä
êðåìíè , òàëüê, äèàòîìîâóþ çåìëþ, ìî÷åâèíó, êàðáîíàò êàëüöè , êàðáîíàò è áèêàðáîíàò
íàòðè  è ñóëüôàò íàòðè . Æèäêèå ðàçáàâèòåëè âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, âîäó, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä, äèìåòèëñóëüôîêñèä, N-àëêèëïèððîëèäîí, ýòèëåíãëèêîëü,
ïîëèïðîïèëåíãëèêîëü, ïàðàôèíû, àëêèëáåíçîëû, àëêèëíàôòàëèíû, îëèâêîâîå, êàñòîðîâîå,
ëüí íîå, òóíãîâîå, êóíæóòíîå, êóêóðóçíîå, àðàõèñîâîå ìàñëî, ìàñëî õëîï÷àòíèêà,
ñîåâîå, ðàïñîâîå è êîêîñîâîå ìàñëî, ñëîæíûå ýôèðû æèðíûõ êèñëîò, êåòîíû, òàêèå êàê
öèêëîãåêñàíîí, 2-ãåïòàíîí, èçîôîðîí è 4-ãèäðîêñè-4-ìåòèë-2-ïåíòàíîí, è ñïèðòû, òàêèå
êàê ìåòàíîë, öèêëîãåêñàíîë, äåêàíîë è òåòðàãèäðîôóðôóðèëîâûé ñïèðò.

Ðàñòâîðû, âêëþ÷à  ýìóëüãèðóåìûå êîíöåíòðàòû, ìîæíî ïîëó÷àòü ïðîñòî ïóòåì
ñìåøèâàíè  èíãðåäèåíòîâ. Äóñòû è ïîðîøêè ìîæíî ïîëó÷àòü ñìåøèâàíèåì è, îáû÷íî,
èçìåëü÷åíèåì, íàïðèìåð, â ìîëîòêîâîé äðîáèëêå èëè èçìåëü÷åíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì
æèäêîñòè. Ñóñïåíçèè îáû÷íî ïîëó÷àþò ïóòåì ìîêðîãî ðàçìîëà; ñì., íàïðèìåð, U.S.
3,060,084. Ãðàíóëû è ìåëêèå ÷àñòèöû ìîæíî ïîëó÷àòü ïóòåì ðàñïûëåíè  àêòèâíîãî
âåùåñòâà íà ïðåäâàðèòåëüíî ñôîðìèðîâàííûå ãðàíóëèðîâàííûå íîñèòåëè èëè ìåòîäîì
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àãëîìåðàöèè. Ñì. Browning, "Agglomeration", Chemical Engineering, December 4, 1967,
pp 147-48, Perry's Chemical Engineer's Handbook, 4th Ed., McGraw-Hill, New York,
1963, pages 8-57 and following, è ïóáëèêàöèþ PCT WO 91/13546. Ìåëêèå ÷àñòèöû ìîæíî
ïîëó÷èòü, êàê îïèñàíî â U.S. 4,172,714. Âîäîäèñïåðãèðóåìûå è âîäîðàñòâîðèìûå ãðàíóëû
ìîæíî ïîëó÷èòü, êàê óêàçàíî â U.S. 4,144,050, U.S. 3,920,442 è DE 3,246,493. Òàáëåòêè
ìîæíî ïîëó÷èòü, êàê óêàçàíî â U.S. 5,180,587, U.S. 5,232,701 è U.S. 5,208,030. Ïëåíêè
ìîæíî ïîëó÷èòü, êàê óêàçàíî â GB 2,095,558 è U.S. 3,299,566.

Äîïîëíèòåëüíóþ èíôîðìàöèþ, êàñàþùóþñ  èçâåñòíûõ ñïîñîáîâ ïîëó÷åíè  ñîñòàâîâ,
ñì. â T. S. Woods, "The Formulator's Toolbox - Produuct Forms for Modern Agriculture"
in Pesticide Chemistry and Bioscience, The Food-Environment Challenge, T. Brooks and
T. R. Roberts, Eds., Proceedings of the 9th International Congress on Pesticide
Chemistry, The Royal Society of Chemistry, Cambridge, 1999, pp. 120-133. Ñì. òàêæå
U.S. 3,235,361, êîë. 6, ñòðîêà 16 ïî êîë. 7, ñòðîêà 19 è Ïðèìåðû 10-41; U.S.
3,309,192, êîë. 5, ñòðîêà 43 ïî êîë. 7, ñòðîêà 62 è Ïðèìåðû 8, 12, 15, 39, 41, 52,
53, 58, 132,138-140, 162-164, 166, 167 è 169-182; U.S. 2,891,855, êîë. 3, ñòðîêà 66
ïî êîë. 5, ñòðîêà 17 è Ïðèìåðû 1-4; Klingman, Weed Control as a Science, John Wiley
and Sons, Inc., New York, 1961, pp 81-96; è Hance et al., Weed Control Handbook, 8th
Ed., Blackwell Scientific Publications, Oxford, 1989.

Â ïðåäñòàâëåííûõ äàëåå Ïðèìåðàõ âñå ïðîöåíòíûå çíà÷åíè  óêàçàíû â ðàñ÷åòå íà
ìàññó, è âñå ñîñòàâû ïîëó÷åíû îáû÷íûìè ñïîñîáàìè. Íîìåðà ñîåäèíåíèé îòíîñ òñ  ê
ñîåäèíåíè ì â Ñïðàâî÷íîé Òàáëèöå A.

Ïðèìåð A
Ñìà÷èâàåìûé ïîðîøîê

Ñîåäèíåíèå 1 65,0%

Ïîëèýòèëåíãëèêîëåâûé ýôèð äîäåöèëôåíîëà 2,0%

Ëèãíèíñóëüôîíàò íàòðè  4,0%

Ñèëèêîàëþìèíàò íàòðè  6,0%

Ìîíòìîðèëëîíèò (êàëüöèíèðîâàííûé) 23,0%

Ïðèìåð B
Ãðàíóëû

Ñîåäèíåíèå 1 10,0%

Àòàïóëüãèòíûå ãðàíóëû (íèçêîëåòó÷åå âåùåñòâî, 0,71/0,30 ìì; ñèòà U.S.S. ¹ 25-50) 90,0%

Ïðèìåð C
Ýêñòðóäèðóåìûå ãðàíóëû

Ñîåäèíåíèå 1 25,0%

Áåçâîäíûé ñóëüôàò íàòðè  10,0%

Íåî÷èùåííûé ëèãíîñóëüôîíàò êàëüöè  5,0%

àëêèëíàôòàëèíñóëüôîíàò íàòðè  1,0%

Êàëüöèåâûé/ìàãíèåâûé áåíòîíèò 59,0%

Ïðèìåð D
Ýìóëüãèðóåìûé êîíöåíòðàò

Ñîåäèíåíèå 1 20,0%

Ñìåñü ðàñòâîðèìûõ â ìàñëå ñóëüôîíàòîâ è ïîëèîêñèýòèëåíîâûõ ïðîñòûõ ýôèðîâ 10,0%

èçîôîðîí 70,0%

Ïðèìåð Å
Ãðàíóëû

Ñîåäèíåíèå 1 0,5%

Öåëëþëîçà 2,5%

Ëàêòîçà 4,0%

Êóêóðóçíà  ìóêà 93,0%

Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ îòëè÷àþòñ  áëàãîïðè òíûì õàðàêòåðîì
ìåòàáîëèçìà è/èëè îñòàòî÷íîãî ñîäåðæàíè  â ïî÷âå è  âë þòñ  àêòèâíûìè äë  áîðüáû ñ
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öåëûì ð äîì ñåëüñêîõîç éñòâåííûõ è íåñåëüñêîõîç éñòâåííûõ áåñïîçâîíî÷íûõ
âðåäèòåëåé. (Â êîíòåêñòå äàííîãî îïèñàíè  "áîðüáà ñ áåñïîçâîíî÷íûìè âðåäèòåë ìè"
îçíà÷àåò èíãèáèðîâàíèå ðàçâèòè  áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé (âêëþ÷à  èõ ãèáåëü), ÷òî
ïðèâîäèò ê çíà÷èòåëüíîìó óìåíüøåíèþ ïîåäàíè  èëè äðóãîãî âðåäà èëè ïîâðåæäåíèé,
íàíîñèìûõ âðåäèòåë ìè; ïîäîáíûå âûðàæåíè  îïðåäåë þòñ  àíàëîãè÷íûì îáðàçîì).
Èñïîëüçóåìûé â äàííîì îïèñàíèè òåðìèí "áåñïîçâîíî÷íûå âðåäèòåëè" âêëþ÷àåò
÷ëåíèñòîíîãèõ, áðþõîíîãèõ ìîëëþñêîâ è íåìàòîä, êîòîðûå ñ ýêîíîìè÷åñêîé òî÷êè çðåíè 
 âë þòñ  ïðîáëåìíûìè âðåäèòåë ìè. Òåðìèí "÷ëåíèñòîíîãèå" âêëþ÷àåò íàñåêîìûõ,
êëîïîâ, ïàóêîâ, ñêîðïèîíîâ, ìíîãîíîæåê, äâóïàðíîíîãèõ, ìîêðèö è ñèìôèë. Òåðìèí
"áðþõîíîãèå ìîëëþñêè" âêëþ÷àåò óëèòîê, ñëèçíåé è äðóãèõ Stylommatophora. Òåðìèí
"íåìàòîäà" âêëþ÷àåò âñå âèäû ãåëüìèíòîâ, òàêèå êàê: êðóãëûå ÷åðâè, heartworms è
òðàâî äíûå íåìàòîäû (Nematoda), òðåìàòîäû (Tematoda), Acanthocephala è ëåíòî÷íûå
÷åðâè (Cestoda). Ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî íå âñå
ñîåäèíåíè   âë þòñ  ðàâíî ýôôåêòèâíûìè ïðîòèâ âñåõ âèäîâ âðåäèòåëåé. Ñîåäèíåíè  ïî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïðî âë þò àêòèâíîñòü ïðîòèâ èìåþùèõ çíà÷åíèå ñ
ýêîíîìè÷åñêîé òî÷êè çðåíè  ñåëüñêîõîç éñòâåííûõ è íåñåëüñêîõîç éñòâåííûõ âðåäèòåëåé.
Òåðìèí "ñåëüñêîõîç éñòâåííûé" îòíîñèòñ  ê ïðîèçâîäñòâó ïîëåâûõ êóëüòóð, òàêèõ êàê
èñïîëüçóåìûå äë  ïðîèçâîäñòâà ïèùåâûõ ïðîäóêòîâ è âîëîêîí, è âêëþ÷àåò âûðàùèâàíèå
çåðíîâûõ êóëüòóð (íàïðèìåð, ïøåíèöû, îâñà,  ÷ìåí , ðæè, ðèñà, êóêóðóçû), ñîè, îâîùíûõ
êóëüòóð (íàïðèìåð, ñàëàòà, êàïóñòû, òîìàòîâ, áîáîâ), êàðòîôåë , ñëàäêîãî êàðòîôåë ,
âèíîãðàäà, õëîï÷àòíèêà è ïëîäîâûõ äåðåâüåâ (íàïðèìåð,  áëî÷íûõ, êîñòî÷êîâûõ è
öèòðóñîâûõ). Òåðìèí "íåñåëüñêîõîç éñòâåííûé"  âë åòñ  ïðèìåíèìûì â îòíîøåíèè äðóãèõ
ñàäîâûõ êóëüòóð (íàïðèìåð, ëåñíûõ ðàñòåíèé, îðàíæåðåéíûõ ðàñòåíèèé, ðàñòåíèé,
âûñàæèâàåìûõ äë  çàùèòû äðóãèõ êóëüòóð, èëè äåêîðàòèâíûõ ðàñòåíèé, êîòîðûå íå ðàñòóò
â ïîëå), îáëàñòè çäðàâîîõðàíåíè  è âåòåðèíàðèè, æèëûõ è êîììåð÷åñêèõ ïîìåùåíèé,
äîìàøíåãî õîç éñòâà è õðàíåíè  ïðîäóêòîâ, èëè â îòíîøåíèè âðåäèòåëåé ýòèõ êóëüòóð. Â
öåë õ áîðüáû ñ øèðîêèì ð äîì âðåäèòåëåé è ïî ïðè÷èíàì ýêîíîìè÷åñêîé âàæíîñòè,
çàùèòà (îò ïîâðåæäåíè  èëè ïîðàæåíè , âûçûâàåìûõ áåñïîçâîíî÷íûìè âðåäèòåë ìè)
òàêèõ ñåëüñêîõîç éñòâåííûõ êóëüòóð, êàê õëîï÷àòíèê, êóêóðóçà, ñî , ðèñ, îâîùíûå
êóëüòóðû, êàðòîôåëü, ñëàäêèé êàðòîôåëü, âèíîãðàä è ïëîäîâûå äåðåâü , ïóòåì êîíòðîë 
áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïðåäïî÷òèòåëüíûå âîïëîùåíè 
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè . Ñåëüñêîõîç éñòâåííûå èëè íåñåëüñêîõîç éñòâåííûå âðåäèòåëè
âêëþ÷àþò òàêèõ âðåäèòåëåé êàê ãóñåíèöû îòð äà ÷åøóåêðûëûõ (Lepidoptera), òàêèõ êàê
"ïîõîäíûå ÷åðâè", ïîäãðûçàþùà  ñîâêà, ï äåíèöû è ãóñåíèöû ñåìåéñòâà Noctuidae
(íàïðèìåð, îñåííèå "ïîõîäíûå ÷åðâè" (Spodoptera fugiperda J. E. Smith), ñâåêîëüíûå
"ïîõîäíûå ÷åðâè" (Spodoptera exigua Hübner), ñîâêà èïñèëîí (Agrotis ipsilon Hufnagel),
ñîâêà íè (Trichoplusia ni Hübner), ñîâêà òàáàêà (Heliothis virescens Fabricius));
òî÷èëüùèêè, ÷åõëîíîñêè, ãóñåíèöû, ñòðî ùèå ïàóòèííûå ãíåçäà, coneworms, ìåðìèòèäû è
ñêåëåòèðóþùèå ëèñòü  âðåäèòåëè ñåìåéñòâà Pyralidae (íàïðèìåð, ìîòûëåê êóêóðóçíûé
(Ostrinia nubilalis Hübner), ãóñåíèöà, âðåä ùà  öèòðóñîâûì (Amyelois transitella Walker),
îãíåâêà (Crambus caliginosellus Clemens), ëóãîâîé ìîòûëåê (Herpetogramma licarsisalis
Walker)); ëèñòîâåðòêè, ëèñòîâåðòêè-ïî÷êîåäû, âðåäèòåëè ñåì í è ôðóêòîâûå ÷åðâè
ñåìåéñòâà Tortricidae (íàïðèìåð, ïëîäîæîðêà  áëîííà  (Cydia pomonella Linnaeus),
ëèñòîâåðòêà âèíîãðàäíà  (Endopiza viteana Clemens), ëèñòîâåðòêà âîñòî÷íà  ïåðñèêîâà 
(Grapholita molesta Busck)); è ìíîãèå äðóãèå èìåþùèå çíà÷åíèå ñ ýêîíîìè÷åñêîé òî÷êè
çðåíè  ÷åøóåêðûëûå (íàïðèìåð, ìîëü êàïóñòíà  (Plutella xylostella Linnaeus), ðîçîâûé
êîðîáî÷íûé ÷åðâü õëîï÷àòíèêà (Pectinophora gossypiella Saunders), øåëêîïð ä
íåïàðíûé (Lymantria dispar  Linnaeus)); íèìôû è âçðîñëûå îñîáè îòð äà Blattodea, â
òîì ÷èñëå òàðàêàíû ñåìåéñòâ Blattellidae è Blattidae (íàïðèìåð, òàðàêàí ÷åðíûé
(Blatta orientalis Linnaeus), òàðàêàí àçèàòñêèé (Blatella asahinai Mizukubo), òàðàêàí
ðûæèé (Blattella germanica Linnaeus), òàðàêàí êîðè÷íåâî-ïîëîñàòûé (Supella longipalpa
Fabricius), òàðàêàí  àìåðèêàíñêèé (Periplaneta americana Linnaeus), òàðàêàí
êîðè÷íåâûé (Periplaneta brunnea Burmeister), òàðàêàí ìàäåéðñêèé (Lencophaea maderae
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Fabricius)); ïîåäàþùèå ëèñòâó ëè÷èíêè è âçðîñëûå îñîáè îòð äà Coleoptera, â òîì ÷èñëå
äîëãîíîñèêè ñåìåéñòâ Anthribidae, Bruchidae è Curculionidae (íàïðèìåð, äîëãîíîñèê
õëîïêîâûé (Anthonomus grandis Boheman), äîëãîíîñèê ðèñîâûé âîä íîé (Lissorhoptrus
oryzophilus Kuschel), äîëãîíîñèê àìáàðíûé (Sitophilus granarius Linnaeus), äîëãîíîñèê
ðèñîâûé (Sitophilus oryzae Linnaeus)); çåìë íûå áëîøêè, æóê-áëîøêà êàðòîôåëüíà ,
ëèñòîåäû, êîëîðàäñêèå æóêè è ìîëè-ìèíåðû óçêîêðûëûå ñåìåéñòâà Chrysomelidae
(íàïðèìåð, êîëîðàäñêèé êàðòîôåëüíûé æóê (Leptinotarsa decemlineata Say), áëîøêà
äëèííîóñà  (Diabrotica virgifera virgifera LeConte)); õðóùè è äðóãèå æóêè ñåìåéñòâà
Scaribaeidae (íàïðèìåð, õðóùèê  ïîíñêèé (Popillia japonica Newman) è õðóùèê
åâðîïåéñêèé (Rhizotrogus majalis Razoumowsky)); æóêè-êîæååäû ñåìåéñòâà Dermestidae;
ïðîâîëî÷íèêè ñåìåéñòâà Elateridae; êîðîåäû ñåìåéñòâà Scolytidae è õðóùàêè ìàëûå
ìó÷íûå ñåìåéñòâà Tenebrionidae. Êðîìå òîãî, ñåëüñêîõîç éñòâåííûå è
íåñåëüñêîõîç éñòâåííûå âðåäèòåëè âêëþ÷àþò: âçðîñëûå îñîáè è ëè÷èíêè îòð äà
Dermaptera, â òîì ÷èñëå óõîâåðòêè ñåìåéñòâà Forficulidae (íàïðèìåð, óõîâåðòêà
åâðîïåéñêà  (Forficula auriculana Linnaeus), óõîâåðòêà ÷åðíà  (Chelisoches morio
Fabricius)); âçðîñëûå îñîáè è íèìôû îòð äîâ Hemiptera è Homoptera, òàêèå êàê, êëîïû-
ñëåïí êè ñåìåéñòâà Miridae, öèêàäû ñåìåéñòâà Cicadidae, öèêàäêè (íàïðèìåð, Empoasca
spp.) ñåìåéñòâà Cicadellidae, äåëüôèöèäû ñåìåéñòâ Fulgoroidae è Delphacidae, ãîðáàòêè
ñåìåéñòâà Membracidae, ëèñòîáëîøêè ñåìåéñòâà Psyllidae, áåëîêðûëêè ñåìåéñòâà
Aleyrodidae, òëè ñåìåéñòâà Aphididae, ôèëëîêñåðà ñåìåéñòâà Phylloxeridae, ìó÷íèñòûå
÷åðâåöû ñåìåéñòâà Pseudococcidae, ùèòîâêè ñåìåéñòâ Coccidae, Diaspididae è
Margarodidae, êëîïû-êðóæåâíèöû ñåìåéñòâà Tingidae, êëîïû-ùèòíèêè ñåìåéñòâà
Pentatomidae, êëîïû áåëîêðûëûå (íàïðèìåð, Blissus spp.) è äðóãèå êëîïû ñåìåéñòâà
Lygaeidae, ïåííèöû ñåìåéñòâà Cercopidae, squash bugs ñåìåéñòâà Coreidae, è
êðàñíîêëîïû ñåìåéñòâà Pyrrhocoridae. Â ýòîò ïåðå÷åíü òàêæå âõîä ò âçðîñëûå îñîáè è
ëè÷èíêè îòð äà Acari (êëåùè), òàêèå êàê êëåùèêè ïàóòèííûå è êëåùèêè êðàñíûå ñåìåéñòâà
Tetranychidae (íàïðèìåð, ïóòèííûé êëåùèê (Panonychus ulmi Koch), êëåùèê ïàóòèííûé
äâóï òíèñòûé (Tetranychus urticae Koch), êëåùèê McDaniel (Tetranychus mcdanieli
McGregor)), ïëîñêèå êëåùè ñåìåéñòâà Tenuipalpidae (íàïðèìåð, êëåùèê ïëîñêèé
öèòðóñîâûé (Brevipalpus lewisi McGregor)), êëåùèê Øëåõòåíäàë  è êëåùèê ãàëëîâûé
ñåìåéñòâà Eriophyidae è äðóãèå ïîæèðàþùèå ëèñòâó êëåùè è êëåùè, íàíîñ ùèå âðåä
çäîðîâüþ ëþäåé è æèâîòíûõ, ò.e. ïûëüíûå êëåùè ñåìåéñòâà Epidermoptidae, æåëåçíèöû
ñåìåéñòâà Demodicidae, çåðíîâûå êëåùè ñåìåéñòâà Glycyphagidae, êëåùè îòð äà Ixodidae
(íàïðèìåð, èêñîäîâûé êëåù (Ixodes scapularis Say), àâñòðàëèéñêèé ïàðàëè÷íûé êëåù
(Ixodes holocyclus Neumann), èêñîäîâûé êëåù èçìåí÷èâûé (Dermacentor variabilis Say),
êëåù îäíîçâåçä÷àòûé (Amblyomma americanum Linnaeus) è êëåù êîíñêèé è ÷åñîòî÷íûé
êëåù ñåìåéñòâ Psoroptidae, Pyemotidae, è Sarcoptidae; âçðîñëûå è íåçðåëûå îñîáè
îòð äà Orthoptera, â òîì ÷èñëå ïðûãóí÷èêè è ñâåð÷êè (íàïðèìåð, êîáûëêè (íàïðèìåð,
Melanoplus sanguinipes Fabricius, M. differentialis Thomas), ñàðàí÷à àìåðèêàíñêà 
(íàïðèìåð, Schistocerca americana Drury), ïóñòûííà  ñàðàí÷à (Schistocerca gregaria
Forskal), ñàðàí÷à ïðåëåòíà  (Locusta migratoria Linnaeus), ñâåð÷îê äîìîâûé (Acheta
domesticus Linnaeus), ìåäâåäêè (Gryllotalpa spp.)); âçðîñëûå è íåçðåëûå îñîáè îòð äà
Diptera, â òîì ÷èñëå ìîëè-ìèíåðû óçêîêðûëûå, ìåëêèå äâóêðûëûå íàñåêîìûå, ïëîäîâûå
ìóøêè (Tephritidae), ìóøêè øâåäñêèå (íàïðèìåð, Oscinella frit Linnaeus), ïî÷âåííûå
ëè÷èíêè ìóõ, ìóõè êîìíàòíûå (íàïðèìåð, Musca domestica Linnaeus), ìåëêèå êîìíàòíûå
ìóõè (íàïðèìåð, Fannia canicularis Linnaeus, F.femoralis Stein), æèãàëêà îñåíí  
(íàïðèìåð, Stomoxys calcitrans Linnaeus), face flies, æèãàëêà êîðîâü  ìàëà ,
ïàäàëüíûå ìóõè (íàïðèìåð, Chrysomya spp., Phormia spp.), è äðóãèå ìóõîîáðàçíûå
êðûëàòûå íàñåêîìûå-âðåäèòåëè, ñëåïíè (íàïðèìåð, Tabanus spp.), îâîäû (íàïðèìåð,
Gastrophilus spp., Oestrus spp.), ëè÷èíêè áû÷üåãî ïîäêîæíîãî îâîäà (íàïðèìåð,
Hypoderma spp.), îëåíüè îâîäû (íàïðèìåð, Chrysops spp.), ðóíöû îâå÷üè (íàïðèìåð,
Melophagus ovinus Linnaeus) è äðóãèå Brachycera, êîìàðû (íàïðèìåð, Aedes spp.,
Anopheles spp., Culex spp.), ìîøêè (íàïðèìåð, Prosimulium spp., Simulium spp.),
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ìîêðåöû, ìîøêè, ñöèàðèäû è äðóãèå Nematocera; âçðîñëûå è íåçðåëûå îñîáè îòð äà
Thysanoptera, â òîì ÷èñëå òðèïñ òàáà÷íûé (Thrips tabaci Lindeman) è äðóãèå ïîæèðàþùèå
ëèñòâó òðèïñû; íàñåêîìûå-âðåäèòåëè îòð äà Hymenoptera, â òîì ÷èñëå ìóðàâüè (íàïðèìåð,
ðûæèé ìóðàâåé-äðåâîòî÷åö (Camponotus ferrugineus Fabricius), ìóðàâåé-äðåâîòî÷åö
ïåíñèëüâàíñêèé (Camponotus pennsylvanicus De Geer), ôàðàîíîâ ìóðàâåé (Monomorium
pharaonis Linnaeus), âàñìàíè  (Wasmannia auropunctata Roger), ìóðàâåé Ðèõòåðà
(Solenopsis geminata Fabricius), ìóðàâåé Ðèõòåðà (Solenopsis invicta Buren), ìóðàâåé
àðãåíòèíñêèé (Iridomyrmex humilis Mayr), ïàðàòðåõèíà (Paratrechina longicornis
Latreille), ìóðàâåé äåðíîâûé (Tetramorium caespitum Linnaeus), ìóðàâåé ïîëåâîé
(Lashis alienus Forster), ìóðàâåé Tapinoma sessile (Tapinoma sessile Say)), ï÷åëû (â
òîì ÷èñëå ï÷åëû-ïëîòíèêè), êðóïíûå îñû, íàñòî ùèå îñû è ðîþùèå îñû; íàñåêîìûå-
âðåäèòåëè îòð äà Isoptera, â òîì ÷èñëå òåðìèò æåëòîíîãèé (Reticulitermes flavipes
Kollar), òåðìèò Reticulitermes hesperus (Reticulitermes hesperus Banks), òåðìèò
Coptotermes formosanus (Coptotermes formosanus Shiraki), çàïàäíî-èíäèéñêèé äðåâåñíûé
òåðìèò (Incisitermes immigrans Snyder) è äðóãèå òåðìèòû, èìåþùèå çíà÷åíèå ñ
ýêîíîìè÷åñêîé òî÷êè çðåíè ; íàñåêîìûå-âðåäèòåëè îòð äà Thysanura, òàêèå êàê ÷åøóéíèöà
(Lepisma saccharina Linnaeus) è ÷åøóéíèöà äîìàøí   (Thermobia domestica Packard);
íàñåêîìûå-âðåäèòåëè îòð äà Mallophaga è â òîì ÷èñëå âîøü ãîëîâíà  (Pediculus humanus
capitis De Geer), âîøü (Pediculus humanus humanus Linnaeus), ïóõîåä (Menacanthus
stramineus Nitszch), âëàñîåä ñîáà÷èé (Trichodectes canis De Geer), ïóõîåä êóðèíûé
ïåñòðîáðþõèé (Goniocotes gallinae De Geer), âîøü îâå÷ü  (Bovicola ovis Schrank), âîøü
êðóïíîãî ðîãàòîãî ñêîòà êîðîòêîíîñà  êðîâîñîñóùà  (Haematopinus eurysternus Nitzsch),
âîøü êðóïíîãî ðîãàòîãî ñêîòà äîëãîíîñà  êðîâîñîñóùà  (Linognathus vituli Linnaeus) è
äðóãèå ñîñóùèå è æóþùèå âøè-ïàðàçèòû, êîòîðûå íàïàäàþò íà ÷åëîâåêà è æèâîòíûõ;
íàñåêîìûå-âðåäèòåëè îòð äà Siphonoptera, â òîì ÷èñëå áëîõà âîñòî÷íà  êðûñèíà 
(Xenopsylla cheopis Rothschild), áëîõà êîøà÷ü  (Ctenocephalides felis Bouche), áëîõà
ñîáà÷ü  (Ctenocephalides canis Curtis), áëîõà êóðèíà  (Ceratophyllus gallinae
Schrank), áëîõà ïðèñàñûâàþùà ñ  (Echidnophaga gallinacea Westwood), áëîõà
÷åëîâå÷åñêà  (Pulex irritans Linnaeus) è äðóãèå áëîõè, ïîðàæàþùèå ìëåêîïèòàþùèõ è
ïòèö. Äðóãèå îõâàòûâàåìûå ÷ëåíèñòîíîãèå âðåäèòåëè âêëþ÷àþò: ïàóêîîáðàçíûõ îòð äà
Araneae, òàêèõ êàê ïàóê-îòøåëüíèê êîðè÷íåâûé (Loxosceles reclusa Gertsch & Mulaik) è
ïàóê-òêà÷ ÷åðíûé (Latrodectus mactans Fabricius), è ãóáîíîãèå îòð äà Scutigeromorpha,
òàêèå êàê ìóõîëîâêà îáûêíîâåííà  (Scutigera coleoptrata Linnaeus). Ñîåäèíåíè  ïî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ òàêæå ïðî âë þò àêòèâíîñòü â îòíîøåíèè ÷ëåíîâ êëàññîâ
Nematoda, Cestoda, Trematoda, è Acanthocephala, âêëþ÷à  èìåþùèõ çíà÷åíèå ñ
ýêîíîìè÷åñêîé òî÷êè çðåíè  ÷ëåíîâ îòð äîâ Strongylida, Ascaridida, Oxyurida,
Rhabditida, Spirurida, è Enoplida, òàêèõ êàê, íî íå îãðàíè÷èâà ñü ýòèì, èìåþùèõ
çíà÷åíèå ñ ýêîíîìè÷åñêîé òî÷êè çðåíè  ñåëüñêîõîç éñòâåííûõ âðåäèòåëåé (ò.e. íåìàòîäû
êëóáíåâûõ êóëüòóð ðîäà Meloidogyne, ïîðàæàþùèå íåìàòîäû ðîäà Pratylenchus, íåìàòîäû
êîðíåé ïí  ðîäà Trichodorus, è ò.ä.) è âðåäèòåëåé, íàíîñ ùèõ óùåðá çäîðîâüþ ëþäåé è
æèâîòíûõ (ò.e. âñå èìåþùèå çíà÷åíèå ñ ýêîíîìè÷åñêîé òî÷êè çðåíè  òðåìàòîäû, ëåíòî÷íûå
÷åðâè è êðóãëûå ÷åðâè, òàêèå êàê Strongylus vulgaris ó ëîøàäåé, Toxocara canis ó
ñîáàê, Haemonchus contortus ó îâåö, Dirofilaria immitis Leidy ó ñîáàê, Anoplocephala
perfoliata ó ëîøàäåé, Fasciola hepatica Linnaeus ó æâà÷íûõ æèâîòíûõ è ò.ä.).

Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïðî âë þò îñîáåííî âûñîêóþ àêòèâíîñòü
ïðîòèâ âðåäèòåëåé îòð äà Lepidoptera (íàïðèìåð, Alabama argillacea Hübner (ãóñåíèöà
ñîâêè õëîïêîâîé àìåðèêàíñêîé), Archips argyrospila Walker (ëèñòîâåðòêà ïëîäîâûõ
äåðåâüåâ), A. rosana Linnaeus (ëèñòîâåðòêà åâðîïåéñêà ) è äðóãèå âèäû Archips, Chilo
suppressalis Walker (îãíåâêà ðèñîâà ), Cnaphalocrosis medinalis Guenee (ëèñòîâåðòêà
ðèñîâà ), Crambus caliginosellus Clemens (îãíåâêà êóêóðóçíà  êîðíåâà ), Crambus
teterrellus Zincken (îãíåâêà Crambus teterrellus), Cydia pomonella Linnaeus
(ïëîäîæîðêà  áëîííà ), Earias insulana Boisduval (ñîâêà õëîïêîâà  êîëþ÷à ), Earias
vittella Fabricius (ñîâêà õëîïêîâà  ï òíèñòà ), Helicoverpa armigera Hübner (ñîâêà
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õëîïêîâà  àìåðèêàíñêà ), Helicoverpa zea Boddie (êîðîáî÷íûé ÷åðâü), Heliothis
virescens Fabricius (ñîâêà òàáàêà), Herpetogramma licarsisalis Walker (ëóãîâîé
ìîòûëåê), Lobesia botrana Denis & Schiffermüller (ëèñòîâåðòêà âèíîãðàäíà ), Pectinophora
gossypiella Saunders (ðîçîâûé êîðîáî÷íûé ÷åðâü õëîï÷àòíèêà), Phyllocnistis citrella
Stainton (ìîëü-ìèíåð óçêîêðûëà  öèòðóñîâà ), Pieris brassicae Linnaeus (áàáî÷êà-
êàïóñòíèöà), Pieris rapae Linnaeus (áàáî÷êà-ðåïíèöà), Plutella xylostella Linnaeus
(ìîëü êàïóñòíà ), Spodoptera exigua Hübner (ñâåêîëüíûå "ïîõîäíûå ÷åðâè"), Spodoptera
litura Fabricius (ïîäãðûçàþùà  ñîâêà òàáà÷íà , ãóñåíèöà ðàñòóùèõ ãðîçä ìè êóëüòóð),
Spodoptera frugiperda J. E. Smith (îñåííèå "ïîõîäíûå ÷åðâè"), Trichoplusia ni Hübner (ñîâêà
íè) è Tuta absoluta Meyrick (ìîëü-ìèíåð óçêîêðûëà  òîìàòíà )). Ñîåäèíåíè  ïî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ òàêæå ïðî âë þò êîììåð÷åñêè çíà÷èìóþ àêòèâíîñòü â îòíîøåíèè
÷ëåíîâ îòð äà Homoptera, âêëþ÷àþùèõ: Acyrthisiphon pisum Harris (òë  ãîðîõîâà ),
Aphis craccivora Koch (òë  ÷åðíà  ëþöåðíîâà ), Aphis fabae Scopoli (òë  ÷åðíà 
áîáîâà ), Aphis gossypii Glover (òë  õëîïêîâà ), Aphis pomi De Geer (òë   áëîííà ),
Aphis spiraecola Patch (òë  òàâîëãîâà ), Aulacorthum solani Kaltenbach (òë 
âüþíêîâà ), Chaetosiphon fragaefolii Cockerell (òë  çåìë íè÷íà ), Diuraphis noxia
Kurdjumov/Mordvilko (òë  ïøåíè÷íà ), Dysaphis plantaginea Paaserini (òë  ðîçîâà ),
Eriosoma lanigerum Hausmann (òë  êðîâ íà   áëîííà ), Hyalopterus pruni Geoffroy (òë 
ìó÷íèñòà  ñëèâîâà ), Lipaphis erysimi Kaltenbach (òë  ëîæíîêàïóñòíà ), Metopolophium
dirrhodum Walker (òë  çåðíîâûõ êóëüòóð), Macrosipum euphorbiae Thomas (òë 
êàðòîôåëüíà  ëèñòîâà ), Myzus persicae Sulzer (òë  ïåðñèêîâà ), Nasonovia ribisnigri
Mosley (òë  ëàòóêîâà ), Pemphigus spp. (êîðíåâà  òë  è ãàëëîîáðàçóþùà  òë ),
Rhopalosiphum maidis Fitch (òë  êóêóðóçíà  ëèñòîâà ), Rhopalosiphum padi Linnaeus
(òë  ÷åðåøíåâà -îâñîâà ), Schizaphis graminum Rondani (òë  çëàêîâà  îáûêíîâåííà ),
Sitobion avenae Fabricius (òë  çëàêîâà ), Therioaphis maculata Buckton (òë 
ëþöåðíîâà  ï òíèñòà ), Toxoptera aurantii Boyer de Fonscolombe (òë  ÷åðíà 
öèòðóñîâà ) è Toxoptera citricida Kirkaldy (òë  êîðè÷íåâà  öèòðóñîâà ); Adelges spp.
(õåðìåñû); Phylloxera devastatrix Pergande (ôèëëîêñåðà ãèêîðè); Bemisia tabaci
Gennadius (áåëîêðûëêà òàáà÷íà , áåëîêðûëêà ñëàäêîãî êàðòîôåë ), Bemisia argentifolii
Bellows & Perring (áåëîêðûëêà), Dialeurodes citri Ashmead (áåëîêðûëêà öèòðóñîâà ) è
Trialeurodes vaporariorum Westwood (áåëîêðûëêà òåïëè÷íà ); Empoasca fabae Harris
(öèêàäêà êàðòîôåëüíà ), Laodelphax triatellus Fallen (ìåëêèå êîðè÷íåâûå äåëüôàöèäû),
Macrolestes quadrilineatus Forbes (öèêàäêà çâåçä÷àòà ), Nephotettix cinticeps Uhler
(öèêàäêà çåëåíà ), Nephotettix nigropictus Stel (öèêàäêà ðèñîâà ), Nilaparvata lugens
Stel (öèêàäà êîðè÷íåâà ), Peregrinus maidis Ashmead (öèêàäà êóêóðóçíà ), Sogatella
furcifera Horvath (öèêàäà áåëîñïèííà ), Sogatodes orizicola Muir (äåëüôàöèäû
ðèñîâûå), Typhlocyba pomaria McAtee (öèêàäêà  áëîííà ), Erythroneoura spp. (öèêàäêà
âèíîãðàäíà ); Magicidada septendecim Linnaeus (öèêàäà ïåðèîäè÷åñêà ); Icerya purchasi
Maskell (÷åðâåö àâñòðàëèéñêèé æåëîá÷àòûé), Quadraspidiotus perniciosus Comstock
(÷åðâåöû Ñàí-Õîñå); Planococcus citri Risso (÷åðâåö âèíîãðàäíûé ìó÷íèñòûé);
Pseudococcus spp. (äðóãà  ãðóïïà ÷åðâåöîâ); Cacopsylla pyricola Foerster (ìåä íèöà
ãðóøåâà ), Trioza diospyri Ashmead (ëèñòîáëîøêà õóðìîâà ). Ñîåäèíåíè  ïî èçîáðåòåíèþ
òàêæå ïðî âë þò àêòèâíîñòü â îòíîøåíèè ÷ëåíîâ îòð äà Hemiptera, âêëþ÷à : Acrosternum
hilare Say (êëîï-ùèòíèê çåëåíûé), Anasa tristis De Geer (êëîï-ðîìáîâèê), Blissus
lencopterus lencopterus Say (êëîï áåëîêðûëûé), Corythuca gossypii Fabricius (êëîï
õëîïêîâûé), Cyrtopeltis modesta Distant (êëîï ïîìèäîðíûé), Dysdercus suturellus Herrich-
Schäffer (êðàñíîêëîï õëîïêîâûé), Euchistus servus Say (êëîï-ùèòíèê êîðè÷íåâûé),
Euchistus variolarius Palisot de Beauvois (êëîï-ùèòíèê îäíîï òíèñòûé), Graptosthetus
spp. (íåêîòîðûå âèäû êëîïîâ ñåì í), Leptoglossus corculus Say (êëîï-êðàåâèê
ñîñíîâûé), Lygus lineolaris Palisot de Beauvois (êëîïèê ëóãîâîé), Nezara viridula
Linnaeus (êëîï õëîïêîâî-îãîðîäíûé), Oebalus pugnax Fabricius (êëîï ðèñîâûé),
Oncopeltus fasciatus Dallas (êëîï ìîëî÷àéíûé êðóïíûé), Pseudatomoscelis seriatus
Reuter (áëîõà õëîïêîâà ). Äðóãèå îòð äû íàñåêîìûõ, êîòðîëèðóåìûõ ñîåäèíåíè ìè ïî
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íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, âêëþ÷àþò Thysanoptera (íàïðèìåð, Frankliniella occidentalis
Pergande (òðèïñ öâåòî÷íûé çàïàäíûé), Scirthothrips citri Moulton (òðèïñ öèòðóñîâûé),
Sericothrips variabilis Beach (òðèïñ ñîåâûé) è Thrips tabaci Lindeman (òðèïñ
òàáà÷íûé); è îòð ä Coleoptera (íàïðèìåð, Leptinotarsa decemlineata Say (êîëîðàäñêèé
êàðòîôåëüíûé æóê), Epilachna varivestis Mulsant (ìåêñèêàíñêèé áîáîâûé æóê) è íåìàòîäû
ðîäîâ Agriotes, Athous èëè Limonius).

Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ òàêæå ìîæíî ñìåøèâàòü ñ îäíèì èëè
íåñêîëüêèìè äðóãèìè áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûìè ñîåäèíåíè ìè èëè âåùåñòâàìè,
âêëþ÷àþùèìè èíñåêòèöèäû, ôóíãèöèäû, íåìàòîöèäû, áàêòåðèöèäû, àêàðèöèäû,
ðåãóë òîðû ðîñòà, òàêèå êàê ñòèìóë òîðû ðîñòà êîðíåé, õèìè÷åñêèå ñòåðèëèçàòîðû,
ïîëóõèìèêàòû, ðåïåëëåíòû, àòòðàêòàíòû, ôåðîìîíû, ñòèìóë òîðû ïèòàíè , äðóãèå
áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûå ñîåäèíåíè  èëè ýíòîìîïàòîãåííûå áàêòåðèè, âèðóñû èëè ãðèáû, ñ
ïîëó÷åíèåì ìíîãîêîìïîíåíòíîãî ïåñòèöèäà ñ åùå áîëåå øèðîêèì ñïåêòðîì ïðèìåíåíè  â
ñåëüñêîì õîç éñòâå. Òàêèì îáðàçîì, êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîãóò òàêæå
âêëþ÷àòü áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíîãî
äîïîëíèòåëüíîãî áèîëîãè÷åñêè àêòèâíîãî ñîåäèíåíè  èëè âåùåñòâà. Ïðèìåðû òàêèõ
áèîëîãè÷åñêè àêòèâíûõ ñîåäèíåíèé èëè âåùåñòâ, ñ êîòîðûìè ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ ìîæíî ôîðìóëèðîâàòü â îäíó êîìïîçèöèþ, âêëþ÷àþò: èíñåêòèöèäû, òàêèå êàê
àáàìåêòèí, àöåôàò, àöåòàìèïðèä, àâåðìåêòèí, àçàäèðàêòèí, àçèíôîñ-ìåòèë, áèôåíòðèí,
áåíôåíàçàò, áóïðîôåçèí, êàðáîôóðàí, õëîðôåíàïèð, õëîðôëóàçóðîí, õëîðïèðèôîñ,
õëîðïèðèôîñ-ìåòèë, õðîìàôåíîçèä, êëîòèàíèäèí, öèôëóòðèí, áåòà-öèôëóòðèí,
öèãàëîòðèí, ë ìáäà-öèãàëîòðèí, öèïåðìåòðèí, öèðîìàçèí, äåëüòàìåòðèí, äèàôåíòèóðîí,
äèàçèíîí, äèôëóáåíçóðîí, äèìåòîàò, äèîôåíîëàí, ýìàìåêòèí, ýíäîñóëüôàí,
ýñôåíâàëåðàò, ýòèïðîë, ôåíîòèêàðá, ôåíîêñèêàðá, ôåíïðîïàòðèí, ôåíïðîêñèìàò,
ôåíâàëåðàò, ôèïðîíèë, ôëîíèêàìèä, ôëóöèòðèíàò, òàó-ôëóâàëèíàò, ôëóôåíîêñóðîí,
ôîíîôîñ, ãàëîôåíîçèä, ãåêñàôëóìóðîí, èìèäàêëîïðèä, èíäîêñàêàðá, èçîôåíôîñ,
ëóôåíóðîí, ìàëàòèîí, ìåòàëüäåãèä, ìåòàìèäîôîñ, ìåòèäàòèîí, ìåòîìèë, ìåòîïðåí,
ìåòîêñèõëîð, ìîíîêðîòîôîñ, ìåòîêñèôåíîçèä, íèòèàçèí, íîâàëóðîí, îêñàìèë, ïàðàòèîí,
ïàðàòèîí-ìåòèë, ïåðìåòðèí, ôîðàò, ôîñàëîí, ôîñìåò, ôîñàìèäîí, ïèðèìèêàðá,
ïðîôåíîôîñ, ïèìåòðîçèí, ïèðèäàëèë, ïèðèïðîêñèôåí, ðîòåíîí, ñïèíîñàä, ñóëïðîôîñ,
òåáóôåíîçèä, òåôëóáåíçóðîí, òåôëóòðèí, òåòðàõëîðâèíôîñ, òðèàêëîïðèä, òèàìåòîêñàì,
òèîäèêàðá, òèîñóëòàï-íàòðèé, òðàëîìåòðèí, òðèõëîðôîí è òðèôëóìóðîí; ôóíãèöèäû, òàêèå
êàê àöèáåíçîëàð, àçîêñèòðîáèí, áåíîìèë, áëàñòèöèäèí-S, ñìåñü Bordeaux (òðåõîñíîâíîé
ñóëüôàò ìåäè), áðîìóêîíàçîë, êàïðîïàìèä, êàïòàôîë, êàïòàí, êàðáåíäàçèì, õëîðîíåá,
õëîðîòàëîíèë, îêñèõëîðèä ìåäè, ñîëè ìåäè, öèôëóôåíàìèä, öèìîêñàíèë, öèïðîêîíàçîë,
öèïðîäèíèë, (S)-3,5-äèõëîð-N-(3-õëîð-1-ýòèë-1-ìåòèë-2-îêñîïðîïèë)-4-ìåòèëáåíçàìèä (RH
7281), äèêëîöèìåò (S-2900), äèêëîìåçèí, äèêëîðàí, äèôåíîêîíàçîë, (S)-3,5-äèãèäðî-5-
ìåòèë-2-(ìåòèëòèî)-5-ôåíèë-3-(ôåíèëàìèíî)-4Í-èìèäàçîë-4-îí (RP 407213), äèìåòîìîðô,
äèìîêñèñòðîáèí, äèíèêîíàçîë, äèíèêîíàçîë-Ì, äîäèí, ýäèôåíôîñ, ýïîêñèêîíàçîë,
ôàìîêñàäîí, ôåíàìèäîí, ôåíàðèìîë, ôåíáóêîíàçîë, ôåíêàðàìèä (SZX0722),
ôåíïèêëîíèë, ôåíïðîïèäèí, ôåíïðîïèìîðô, ôåíòèí àöåòàò, ôåíòèí ãèäðîêñèä,
ôëóàçèíàì, ôëóäèîêñîíèë, ôëóìåòîâåð (RPA 403397), ôëóêâèíêîíàçîë, ôëóñèëàçîë,
ôëóòîëàíèë, ôëóòðèàôîë, ôîëïåò, ôîñåòèë-àëþìèíèé, ôóðàëàêñèë, ôóðàìåòàïèð (S-
82658), ãåêñàêîíàçîë, èïêîíàçîë, èïðîáåíôîñ, èïðîäèîí, èçîïðîòèîëàí, êàçóãàìèöèí,
êðåçîêñèì-ìåòèë, ìàíêîçåá, ìàíåá, ìåôåíîêñàì, ìåïðîíèë, ìåòàëàêñèë, ìåòêîíàçîë,
ìåòîìèíî-ñòðîáèí/ôåíîìèíîñòðîáèí (SSF-126), ìèêëîáóòàíèë, íåî-àçîöèí (ìåòàíàðñîíàò
æåëåçà), îêñàäèêñèë, ïåíêîíàçîë, ïåíöèêóðîí, ïðîáåíàçîë, ïðîõëîðàç, ïðîïàìîêàðá,
ïðîïèêîíàçîë, ïèðèôåíîêñ, ïèðàêëîñòðîáèí, ïèðèìåòàíèë, ïèðîõèëîí, õèíîêñèôåí,
ñïèðîêñàìèë, ñåðà, òåáóêîíàçîë, òåòðàêîíàçîë, òèàáåíäàçîë, òðèôëóçàìèä, òèîôàíàò-
ìåòèë, òèðàì, òèàäèíèë, òðèàäèìåôîí, òðèàäèìåíîë, òðèöèêëàçîë, òðèôëîêñèñòðîáèí,
òðèòèêîíàçîë, âàëèäàìèöèí è âèíêëîçîëèí; íåìàòîöèäû, òàêèå êàê àëäèêàðá, îêñàìèë è
ôåíàìèôîñ; áàêòåðèöèäû, òàêèå êàê ñòåðïòîìèöèí; àêàðèöèäû, òàêèå êàê àìèòðàç,
õèíîìåòèîíàò, õëîðáåíçèëàò, öèãåêñàòèí, äèêîôîë, äèåíîõëîð, ýòîêñàçîë, ôåíàçàõèí,
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ôåíáóòàòèí îêñèä, ôåíïðîïàòðèí, ôåíïèðîêñèìàò, ãåêñèòèàçîêñ, ïðîïàðãèò, ïèðèäàáåí è
òåáóôåíïèðàä; è áèîëîãè÷åñêèå âåùåñòâà, òàêèå êàê Bacillus thuingiensis, âêëþ÷à 
ïîäâèäû aizawai è kurstaki, äåëüòà ýíäîòîêñèí Bacillus thuringiensis, áàêóëîâèðóñ è
ýíòîìîïàòîãåííûå áàêòåðèè, âèðóñû è ãðèáû. Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ è
êîìïîçèöèè ýòèõ ñîåäèíåíèé ìîæíî ïðèìåí òü äë  ãåíåòè÷åñêè òðàíñôîðìèðîâàííûõ
ðàñòåíèé äë  ýêñïðåññèè áåëêîâ, òîêñè÷íûõ äë  áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé (òàêèõ êàê
òîêñèí Bacillus thuringiensis). Ýôôåêò ýêçîãåííî ïðèìåí åìûõ ñîåäèíåíèé äë  êîíòðîë 
áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîæåò áûòü ñèíåðãè÷åñêèì ñ
ýêñðåññèðóåìûìè òîêñèíîâûìè áåëêàìè.

Îáùèå ñâåäåíè  î òàêèõ ñåëüñêîõîç éñòâåííûõ ïðîòåêòàíòàõ ìîæíî íàéòè â The
Pesticide Manual, 12th Edition, C. D. S. Tomlin, Ed., British Crop Protection
Council, Farnham, Surrey, U.K., 2000.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè èíñåêòèöèäàìè è àêàðèöèäàìè äë  ñìåøèâàíè  ñ ñîåäèíåíè ìè ïî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ  âë þòñ  ïèðåòðîèäû, òàêèå êàê öèïåðìåòðèí, öèãàëîòðèí,
öèôëóòðèí, áåòà-öèôëóòðèí, ýñôåíâàëåðàò, ôåíâàëåðàò è òðàëîìåòðèí; êàðáàìàòû, òàêèå
êàê ôåíîòèêàðá, ìåòîìèë, îêñàìèë è òèîäèêàðá; íåîíèêîòèíîèäû òàêèå êàê êëîòèàíèäèí,
èìèäàêëîïðèä è òèàêëîïðèä; áëîêàòîðû íåéðîííûõ íàòðèåâûõ êàíàëîâ, òàêèå êàê
èíäîêñàêàðá; èíñåêòèöèäíûå ìàêðîöèêëè÷åñêèå ëàêòîíû, òàêèå êàê ñïèíîñàä, àáàìåêòèí,
àâåðìåêòèí è ýìàìåêòèí; àíòàãîíèñòû ãàììà-àìèíîìàñë íîé êèñëîòû (GABA), òàêèå êàê
ýíäîñóëüôàí, ýòèïðîë è ôèïðîíèë; èíñåêòèöèäíûå ñîåäèíåíè  ìî÷åâèíû, òàêèå êàê
ôëóôåíîêñóðîí è òðèôëóìóðîí; âåùåñòâà, èìèòèðóþùèå þâåíèëüíûé ãîðìîí, òàêèå êàê
äèîôåíîëàí è ïèðèïðîêñèôåí; ïèìåòðîçèí; è àìèòðàç. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè
áèîëîãè÷åñêèìè âåùåñòâàìè äë  ñìåøèâàíè  ñ ñîåäèíåíè ìè ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
 âë þòñ  Bacillus thuringiensis è äåëüòà ýíäîòîêñèí Bacillus thuringiensis, à òàêæå
ïðèðîäíûå è ãåíåòè÷åñêè ìîäèôèöèðîâàííûå âèðóñíûå èíñåêòèöèäû, âêëþ÷àþùèå ÷ëåíîâ
ñåìåéñòâà Baculoviridae, à òàêæå íàñåêîìî äíûå ãðèáû.

Íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñìåñè âêëþ÷àþò ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ ñ öèãàëîòðèíîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ áåòà-
öèôëóòðèíîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ ýñôåíâàëåðàòîì; ñìåñü
ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ ìåòîìèëîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ ñ èìèäàêëîïðèäîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ
òèàêëîïðèäîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ èíäîêñàêàðáîì; ñìåñü
ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ àáàìåêòèíîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ ñ ýíäîñóëüôàíîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ
ýòèïðîëîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ ôèíïðîíèëîì; ñìåñü
ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ ôëóôåíîêñóðîíîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ ïèðèïðîêñèôåíîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ ñ ïèìåòðîçèíîì; ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ àìèòðàçîì;
ñìåñü ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ Bacillus thuringiensis è ñìåñü
ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ñ äåëüòà ýíäîòîêñèíîì Bacillus thuringiensis.

Â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ äë  îðãàíèçàöèè áîðüáû ñ âðåäèòåë ìè îñîáåííî
ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ìîãóò áûòü êîìáèíàöèè ñ äðóãèìè ñîåäèíåíè ìè èëè âåùåñòâàìè äë 
êîíòðîë  áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé, ñ òàêèì æå ñïåêòðîì êîíòðîë , íî äðóãèì ñïîñîáîì
äåéñòâè . Òàê, êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîãóò òàêæå âêëþ÷àòü áèîëîãè÷åñêè
ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíîãî äîïîëíèòåëüíîãî ñîåäèíåíè  èëè
âåùåñòâà äë  êîíòðîë  áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé, ñ òàêèì æå ñïåêòðîì êîíòðîë , íî ñ
äðóãèì ñïîñîáîì äåéñòâè . Êîíòàêòèðîâàíèå ãåíåòè÷åñêè ìîäèôèöèðîâàííîãî ðàñòåíè 
äë  ýêñïðåññèè çàùèùàþùåãî ðàñòåíèå ñîåäèíåíè  (íàïðèìåð, áåëêà), èëè ìåñòà, ãäå
íàõîäèòñ  ðàñòåíèå, ñ áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì ñîåäèíåíè  ïî
èçîáðåòåíèþ òàêæå ìîæåò îáåñïå÷èòü áîëåå øèðîêèé ñïåêòð çàùèòû ðàñòåíè  è ìîæåò
áûòü âûãîäíûì äë  îðãàíèçàöèè áîðüáû ñ âðåäèòåë ìè.

Áîðüáà ñ áåñïîçâîíî÷íûìè âðåäèòåë ìè èìååò ñåëüñêîõîç éñòâåííîå è
íåñåëüñêîõîç éñòâåííîå íàçíà÷åíèå, è åå îñóùåñòâë þò ïóòåì ïðèìåíåíè  îäíîãî èëè
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íåñêîëüêèõ ñîåäèíåíèé ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, â ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå, ê ñðåäå
îáèòàíè  âðåäèòåëåé, âêëþ÷à  ñåëüñêîõîç éñòâåííûé è íåñåëüñêîõîç éñòâåííûé ó÷àñòîê
çàðàæåíè , ê ïëîùàäè, ïîäëåæàùåé çàùèòå, èëè íåïîñðåäñòâåííî ê âðåäèòåë ì, ñ
êîòîðûìè áîðþòñ . Òàêèì îáðàçîì, íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå, êðîìå òîãî, âêëþ÷àåò ñïîñîá
áîðüáû ñ áåñïîçâîíî÷íûìè âðåäèòåë ìè äë  ïðèìåíåíè  â ñåëüñêîõîç éñòâåííîé è/èëè
íåñåëüñêîõîç éñòâåííîé îáëàñòè, âêëþ÷àþùèé êîíòàêòèðîâàíèå áåñïîçâîíî÷íîãî
âðåäèòåë  èëè îêðóæàþùåé åãî ñðåäû ñ áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì îäíîãî
èëè íåñêîëüêèõ ñîåäèíåíèé ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, èëè ñ êîìïîçèöèåé, âêëþ÷àþùåé,
ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíî òàêîå ñîåäèíåíèå, èëè ñ êîìïîçèöèåé, âêëþ÷àþùåé, ìåíüøåé ìåðå,
îäíî òàêîå ñîåäèíåíèå è ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíîãî
äîïîëíèòåëüíîãî áèîëîãè÷åñêè àêòèâíîãî ñîåäèíåíè  èëè âåùåñòâà. Ïðèìåðû ïîäõîä ùèõ
êîìïîçèöèé, âêëþ÷àþùèõ ñîåäèíåíèå ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ è ýôôåêòèâíîå
êîëè÷åñòâî, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíîãî äîïîëíèòåëüíîãî áèîëîãè÷åñêè àêòèâíîãî
ñîåäèíåíè  èëè âåùåñòâà, âêëþ÷àþò êîìïîçèöèè ãðàíóë, ãäå äîïîëíèòåëüíîå áèîëîãè÷åñêè
àêòèâíîå ñîåäèíåíèå èëè âåùåñòâî ïðèñóòñòâóåò íà òîé æå ãðàíóëå, ÷òî è ñîåäèíåíèå ïî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, èëè íà äðóãèõ ãðàíóëàõ, îòäåëüíî îò òåõ, êîòîðûå ñîäåðæàò
ñîåäèíåíèå ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûì ñïîñîáîì êîíòàêòèðîâàíè   âë åòñ  ðàçáðûçãèâàíèå.
Àëüòåðíàòèâíî, êîìïîçèöèþ â âèäå ãðàíóë, âêëþ÷àþùóþ ñîåäèíåíèå ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ, ìîæíî íàíîñèòü íà ëèñòâó ðàñòåíè  èëè â ïî÷âó. Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ òàêæå ìîæíî ëåãêî äîñòàâë òü ïóòåì ïîãëîùåíè  ðàñòåíèåì ïðè
êîíòàêòèðîâàíèè ðàñòåíè  ñ êîìïîçèöèåé, âêëþ÷àþùåé ñîåäèíåíèå ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ, êîòîðóþ ïðèìåí þò äë  ïðîïèòêè ïî÷âû â âèäå æèäêîé êîìïîçèöèè,
ãðàíóëèðîâàííîé êîìïîçèöèè, âíîñèìîé â ïî÷âó, äë  ïîäñà÷èâàíè  çàùèòíûõ íàñàæäåíèé
èëè ïîãðóæåíè  òðàíñïëàíòàòîâ. Ñîåäèíåíè  òàêæå  âë þòñ  ýôôåêòèâíûìè äë  ìåñòíîãî
íàíåñåíè  êîìïîçèöèè, âêëþ÷àþùåé ñîåäèíåíèå ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, íà ó÷àñòîê
çàðàæåíè . Äðóãèå ñïîñîáû êîíòàêòèðîâàíè  âêëþ÷àþò íàíåñåíèå ñîåäèíåíè  èëè
êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïóòåì ïð ìîãî èëè îñòàòî÷íîãî îáðûçãèâàíè ,
ðàñïûëåíè , â ôîðìå ãåë , ïóòåì ïîêðûòè  ñåì í, ìèêðîèíêàïñóëèðîâàíè , ñèñòåìíîãî
ïîãëîùåíè , ïðèìàíîê, ìåòîê, áîëþñîâ, çàäûìëåíèé, ôóìèãàíòîâ, àýðîçîëåé, äóñòîâ è
ìíîãèå äðóãèå ñïîñîáû. Ñîåäèíåíè ìè ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ òàêæå ìîæíî
ïðîïèòûâàòü ìàòåðèàëû äë  èçãîòîâëåíè  óñòðîéñòâ êîòðîë  áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé
(íàïðèìåð, ñåòîê îò íàñåêîìûõ).

Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîæíî âêëþ÷àòü â ïðèìàíêè, ïîåäàåìûå
áåñïîçâîíî÷íûì âðåäèòåë ìè, èëè â óñòðîéñòâà, òàêèå êàê ëîâóøêè è ò.ï. Ãðàíóëû èëè
ïðèìàíêè, âêëþ÷àþùèå 0,01-5% àêòèâíîãî èíãðåäèíòà, 0,05-10% âåùåñòâà(âåùåñòâ),
óäåðæèâàþùåãî âëàãó, è 40-99% ðàñòèòåëüíîé ìóêè,  âë þòñ  ýôôåêòèâíûìè äë  áîðüáû
ñ îáèòàþùèìè â ïî÷âå íàñåêîìûìè ïðè î÷åíü íèçêèõ íîðìàõ ïðèìåíåíè , â ÷àñòíîñòè, ïðè
äîçå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà,  âë þùåéñ  ëåòàëüíîé ïðè ïîãëîùåíèè, à íå ïðè ïð ìîì
êîíòàêòå.

Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîæíî ïðèìåí òü â èõ ÷èñòîì âèäå, íî
íàèáîëåå ÷àñòî ïðèìåí þò êîìïîçèöèþ, âêëþ÷àþùóþ îäíî èëè íåñêîëüêî ñîåäèíåíèé ñ
ïîäõîä ùèìè íîñèòåë ìè, ðàçáàâèòåë ìè èëè ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûìè âåùåñòâàìè è,
âîçìîæíî, â ñî÷åòàíèè ñ ïèùåé, â çàâèñèìîñòè îò êîíå÷íîãî ïðåäíàçíà÷åíè .
Ïðåäïî÷òèòåëüíûé ñïîñîá ïðèìåíåíè  âêëþ÷àåò ðàçáðûçãèâàíèå âîäíîé äèñïåðñèè èëè
î÷èùåííîãî ìàñë íîãî ðàñòâîðà ñîåäèíåíèé. Êîìáèíàöèè ñ ðàçáðûçãèâàåìûìè ìàñëàìè,
êîíöåíòðàòàìè ðàçáðûçãèâàåìûõ ìàñåë, ëèïêèìè âåùåñòâàìè äë  ðàñïûëåíè ,
àäúþâàíòàìè, äðóãèìè ðàñòâîðèòåë ìè è ñèíåðãèñòàìè, òàêèìè êàê ïèïåðîíèëáóòîêñèä,
÷àñòî ïîâûøàåò ýôôåêòèâíîñòü ñîåäèíåíè .

Íîðìà ïðèìåíåíè , íåîáõîäèìà  äë  ýôôåêòèâíîãî êîíòðîë  (ò.å. "áèîëîãè÷åñêè
ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî"), çàâèñèò îò òàêèõ ôàêòîðîâ, êàê âèä ïîäëåæàùåãî êîíòðîëþ
áåñïîçâîíî÷íîãî âðåäèòåë , öèêë æèçíè âðåäèòåë , ñòàäè  ðàçâèòè , åãî ðàçìåð,
ìåñòîíàõîæäåíèå, âðåì  ãîäà, êóëüòóðà èëè æèâîòíîå õîç èí, ñïîñîá ïèòàíè , ñïîñîá
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ñïàðèâàíè , îêðóæàþùà  âëàãà, òåìïåðàòóðà è ò.ä. Â íîðìàëüíûõ óñëîâè õ íîðìû
ïðèìåíåíè  ïðèìåðíî îò 0,01 äî 2 êã àêòèâíîãî èíãðåäèíòà íà ãåêòàð  âë þòñ 
äîñòàòî÷íûìè äë  áîðüáû ñ âðåäèòåë ìè â ñåëüñêîõîç éñòâåííûõ ýêîñèñòåìàõ, íî ìîæåò
áûòü äîñòàòî÷íûì òàêîå ìàëîå êîëè÷åñòâî êàê 0,0001 êã/ãà, èëè ìîæåò ïîòðåáîâàòüñ 
âïëîòü äî 8 êã/ãà. Äë  íåñåëüñêîõîç éñòâåííûõ ïðèìåíåíèé íîðìà ðàñõîäà íàõîäèòñ  â
ïðåäåëàõ îò îêîëî 1,0 äî îêîëî 50 ìã/êâ.ì, íî ìîæåò áûòü äîñòàòî÷íûì òàêîå ìàëîå
êîëè÷åñòâî êàê 0,1 ìã/êâ.ì, èëè ìîæåò ïîòðåáîâàòüñ  âïëîòü 150 ìã/êâ.ì. Ñïåöèàëèñò â
äàííîé îáëàñòè ñìîæåò ëåãêî îïðåäåëèòü áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî,
íåîáõîäèìîå äë  æåëàåìîãî óðîâí  êîíòðîë  áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé.

Ñëåäóþùèå ÈÑÏÛÒÀÍÈß äåìîíñòðèðóþò ýôôåêòèâíîñòü êîíòðîë  äë  ñîåäèíåíèé ïî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ â îòíîøåíèè êîíêðåòíûõ âðåäèòåëåé. "Ýôôåêòèâíîñòü êîíòðîë "
îçíà÷àåò èíãèáèðîâàíèå ðàçâèòè  áåñïîçâîíî÷íûõ âðåäèòåëåé (âêëþ÷à  èõ ãèáåëü), ÷òî
ïðèâîäèò ê çíà÷èòåëüíî ñíèæåííîìó ïèòàíèþ. Îäíàêî êîíòðîëü âðåäèòåëåé,
îáåñïå÷èâàåìûé ñîåäèíåíè ìè ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, íå îãðàíè÷èâàåòñ  ýòèìè
âèäàìè. Îïèñàíèå ñîåäèíåíèé ñì. â Ñïðàâî÷íûõ òàáëèöàõ À è Â. Â Ñïðàâî÷íûõ òàáëèöàõ
èñïîëüçîâàíû ñëåäóþùèå ñîêðàùåíè : "Ìå" îçíà÷àåò ìåòèë, "i" îçíà÷àåò èçî, "Pr"
îçíà÷àåò ïðîïèë è "i-Pr" îçíà÷àåò èçîïðîïèë. Àááðåâèàòóðà "Ïð." îçíà÷àåò "Ïðèìåð" è
óêàçàí íîìåð ïðèìåðà, â êîòîðîì áûëî ïîëó÷åíî ñîåäèíåíèå.

Ñïðàâî÷íà  Òàáëèöà À

Ñîåäèíåíèå R4 R3 J Ò.ïë. îÑ

1 Ìå i-Pr 4-Cl-ôåíèë 208-210

2(Ïð.2) Ìå i-Pr 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-CF3-5-ïèðàçîë 69-72

Ñïðàâî÷íà  Òàáëèöà Â

Ñîåäèíåíèå R4 R3 J Ò.ïë. îÑ

Â1 Ìå i-Pr 4-CF3-ôåíèë 139-142

Â2(Ïð.1) Ìå i-Pr 4-OCF3-ôåíèë 104-107

Â3 Ìå i-Pr 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-CF3-5-ïèðàçîëèë 69-73

Ñïðàâî÷íà  Òàáëèöà Ñ

Ñîåäèíåíèå R4 R3 J Ò.ïë. îÑ

Ñ1 Ìå i-Bu 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-CF3-5-ïèðàçîëèë 138-140

Ñ2(Ïð.3) Ìå i-Bu 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-Br-5-ïèðàçîëèë 119-120

C3 Me Et 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-Br-5-ïèðàçîëèë 185-186
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Ñ4 Me Me 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-Br-5-ïèðàçîëèë 133-135

Ñ5 Me Me 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-CF3-5-ïèðàçîëèë 113-114

Ñ6 Me i-Pr 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-Br-5-ïèðàçîëèë 102-104

Ñ7 Me i-Pr 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-CF3-5-ïèðàçîëèë 124-125

Ñïðàâî÷íà  Òàáëèöà D

Ñîåäèíåíèå R4 R3 J Ò.ïë. °Ñ

D1 Me Et 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-Br-5-ïèðàçîëèë 152-154

D2 Me Me 1-(3-Cl-2-ïèðèäèíèë)-3-Br-5-ïèðàçîëèë 181-182

ÑÏÐÀÂÎ×ÍÀß ÒÀÁËÈÖÀ Å

Ñîåäèíåíèå R3 (R4)n R10 R9 Ò.ïë. °Ñ

E1 -CH2NO2 2-ÑÍ3, 4Cl CF3 Cl *

E2 -ÑÍ2Ñ(=O)ÎÑÍ2ÑÍ3 2-ÑÍ3, 4Cl CF3 Cl *

ÅÇ -ÑÍ(CN)Ñ(=O)ÎÑÍ2ÑÍ3 2-ÑÍ3, 4Cl CF3 Cl *

E4 -ÑÍ(Ñ(=O)ÑÍ3)Ñ(=O)ÎÑÍ2ÑÍ3 2-ÑÍ3, 4Cl CF3 Cl *

E5 -ÑÍ2SO2ÑÍ3 2-ÑÍ3, 4Cl CF3 Cl *

E6 -ÑÍ2SO2ÑÍ(ÑÍ3)2 2-ÑÍ3, 4CN Cl Cl *

E7 -ÑÍ2SO2ÑÍ(ÑÍ3)2 2-ÑÍ3, 4Cl CF3 Cl *

E8 -ÑÍ2Ñ(=O)ÎÑÍ2ÑÍ3 2-CH3, 4CN Br Cl *

E9 i-Bu 2-ÑÍ3, 4Cl Br Cl 165-166

Å10 i-Pr 2-ÑÍ3, 4Cl Cl Cl 168-169

ÒÀÁËÈÖÀ ÈÍÄÅÊÑÎÂ F

Ñîåä.
¹

Äàííûå 1H ßÌÐ (ðàñòâîð CDCl3, åñëè íå óêàçàíî èíà÷å)a

E1 (DMSO-d6) δ 10,70 (ñ, 1Í), 8,57 (ä, 1Í), 8,22 (ä, 1Í), 7,82 (ä, 1Í), 7,75-7,60 (ì, 3Í), 6,22 (ñ, 2Í), 2,27 (ñ, 3Í)

E2 δ 10,14 (ñ, 1Í), 8,48 (ä, 1Í), 7,89 (ä, 1Í), 7,58 (ä, 1Í), 7,42-7,38 (ì, 2Í), 7,26 (ñ, 1Í), 4,22 (êâ, 2Í), 3,96 (ñ, 2Í), 2,31 (ñ, 3Í), 1,24 (ò, 3Í)

Å3 (Àöåòîí-d6) δ 9,78 (øèð ñ, <1Í), 8,55 (ä, 1Í), 8,12 (ä, 1Í), 7,60 (ää, 1Í), 7,57 (ñ, 1Í), 7,5-7,4 (ì, 2Í), 4,30-4,15 (ì, 2Í),

3,62 (øèð ñ, 1Í), 2,30 (ñ, 3Í), 1,29 (èñêàæåííûé ò, 3Í).

E4 (÷àñòè÷íûé ñïåêòð) δ 7,78 (øèð ä, 1Í), 7,58 (øèð ä,

1Í), 2,48 (ñ, 3Í), 0,88 (ò, 3Í).

Å5 δ 9,42 (ñ, 1Í), 8,43 (ä, 1Í), 7,90 (ä, 1Í), 7,60 ( âíûé ñ, 1Í), 7,42-7,38 (ì, 2Í), 7,28 (ñ, 1Í), 4,50 (ñ, 2Í), 3,11 (ñ, 3Í, 2, 21 (ñ, 3Í).

Å6 δ 9,87 (ñ, 1Í), 8,42 (ä, 1Í), 8,07 (ñ, 1Í), 7,87 (ä, 1Í), 7,70 (ñ, 1Í), 7,39 (ää, 1Í), 6,98 (ñ 1Í), 4,52 (ñ, 2Í), 3,43 (ñåïòåò, 1Í), 2,27 (ñ, 3Í), 1,45 (ä, 6Í).

Å7 δ 9,58 (øèð ñ, 1Í), 8,48 (ä, 1Í), 7,91 (ä, 1Í), 7,76 (ä, 1Í), 7,43-7,40 (ì, 2Í), 7,26 (ñ, 1Í), 4,49 (ñ, 2Í), 3,48 (ì, 1Í), 2,23 (ñ, 3Í), 1,46 (ä, 3Í), 1, 44 (ä, 3Í).

Å8 (ñìåñü àìèäíûõ ðîòàìåðîâ) δ 11,52 è 11,29 (ñ, 1Í âñåãî), 8,42 (èñêàæåííûé ä, 1Í), 7,92 è 7,69 (ñ, 1Í âñåãî), 7,86 (èñêàæåííûé ä, 1Í), 7,58 è 7,46 (ñ, 1Í), 7,42-7,36 (ì, 1Í), 7,06 è 6,99 (ñ, 1Í âñåãî), 4,3-4,02 (ì, 2Í), 3,08 (ÀÂ êâ, 2H), 2,26 è 2,21 (ñ, 3Í âñåãî), 1,28-1,18 (ì, 3Í).

a Äàííûå 1H-ßÌÐ ïðèâåäåíû â ì.ä. â îáëàñòè áîëåå íèçêîãî ïîë  îò òåòðàìåòèëñèëàíà. Ïèêè ñèãíàëîâ îáîçíà÷åíû ñëåäóþùèì îáðàçîì: ñ îçíà÷àåò ñèíãëåò, ä îçíà÷àåò äóáëåò, ò îçíà÷àåò òðèïëåò, êâ îçíà÷àåò êâàðòåò, ì îçíà÷àåò ìóëüòèïëåò, ää îçíà÷àåò äóáëåò äóáëåòîâ, äò îçí

ÁÈÎËÎÃÈ×ÅÑÊÈÅ ÏÐÈÌÅÐÛ ÈÇÎÁÐÅÒÅÍÈß
ÈÑÏÛÒÀÍÈÅ À
Äë  îöåíêè êîíòðîë  ìîëè êàïóñòíîé (Plutella xylostella) óñòàíîâêà äë  èñïûòàíè 

ñîñòî ëà èç íåáîëüøîãî îòêðûòîãî êîíòåéíåðà, ñîäåðæàùåãî âíóòðè 12-14-äíåâíîå
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ðàñòåíèå ðåäüêè. Åãî ïðåäâàðèòåëüíî çàðàæàëè 10-15 ñâåæåâûëóïèâøèìèñ  ëè÷èíêàìè íà
ôðàãìåíòå êîðìà äë  íàñåêîìûõ, ïðè ïîìîùè ïðîáîîòáîðíèêà äë  çàáîðà "ïðîáêè" èç ñëî 
ïëîòíîãî êîðìà, ñîäåðæàùåãî ìíîæåñòâî ðàñòóùèõ íà íåì ëè÷èíîê, è ïåðåíîñà ïðîáêè,
ñîäåðæàùåé ëè÷èíêè è ðàöèîí, â óñòàíîâêó äë  èñïûòàíè . Ëè÷èíêè ïåðåìåùàëèñü ïî
èñïûòûâàåìîìó ðàñòåíèþ ïî ìåðå âûñûõàíè  ïðîáêè êîðìà.

Êîìïîçèöèþ èñïûòûâàåìûõ ñîåäèíåíèé ïîëó÷àëè ñ èñïîëüçîâàíèåì ðàñòâîðà,
ñîäåðæàùåãî 10% àöåòîíà, 90% âîäû è 300 ÷/ìëí íåèîííîãî ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíîãî
âåùåñòâà Õ-77® Spreader Lo-Foam Formula, ñîäåðæàùåãî àëêèëàðèëïîëèîêñèýòèëåí,
ñâîáîäíûå æèðíûå êèñëîòû, ãëèêîëè è èçîïðîïàíîë (Loveland Industries, Inc.), åñëè íå
óêàçàíî èíîå. Ñôîðìóëèðîâàííûå â êîìïîçèöèþ ñîåäèíåíè  ïðèìåí ëè â 1 ìë æèäêîñòè
÷åðåç ðàñïûëèòåëüíîå ñîïëî SUJ2 êîðïóñîì 1/8 JJ (Sptaying Systems Co.), ðàñïîëîæåííûì
ñâåðõó, íà âûñîòå 1,27 ñì (0,5 äþéìà) îò êàæäîé óñòàíîâêè äë  èñïûòàíè . Âñå
èñïûòûâàåìûå ñîåäèíåíè  â ýòîì ýêñïåðèìåíòå ðàçáðûçãèâàëè ïðè êîíöåíòðàöèè 250
÷/ìëí (èëè íèæå) ïðè òðåõ ïîâòîðàõ. Ïîñëå ðàçáðûçãèâàíè  ñôîðìóëèðîâàííîãî â
êîìïîçèöèþ èñïûòûâàåìîãî ñîåäèíåíè  êàæäóþ óñòàíîâêó äë  èñïûòàíè  îñòàâë ëè äë 
âûñûõàíè  íà 1 ÷àñ, çàòåì ñâåðõó ïîìåùàëè ÷åðíóþ ñåò÷àòóþ êðûøêó. Óñòàíîâêè äë 
èñïûòàíè  âûäåðæèâàëè â òå÷åíèå 6 äíåé â êàìåðå äë  âûðàùèâàíè  ïðè òåìïåðàòóðå
25 °Ñ è îòíîñèòåëüíîé âëàæíîñòè 70%. Çàòåì âèçóàëüíî îöåíèâàëè ïîâðåæäåíèå ðàñòåíè ,
âûçâàííîå åãî ïîåäàíèåì.

Èç èñïûòûâàåìûõ ñîåäèíåíèé ñîåäèíåíè , óêàçàííûå íèæå, îáåñïå÷èâàëè îòëè÷íûå
óðîâíè çàùèòû ðàñòåíèé (20% èëè ìåíåå ïîâðåæäåíèé, âûçâàííûõ ïîåäàíèåì ðàñòåíè ):
I*, Â3*, Ñ2**, Ñ5* è Ñ6*, Å1**, Å3*, Å5**, Å7*, Å9** è Å10**.

ÈÑÏÛÒÀÍÈÅ Â
Äë  îöåíêè êîíòðîë  îñåííèõ "ïîõîäíûõ ÷åðâåé" (Spodoptera frugiperda) óñòàíîâêà äë 

èñïûòàíè  ñîñòî ëà èç íåáîëüøîãî îòêðûòîãî êîíòåéíåðà, ñîäåðæàùåãî âíóòðè 4-5-
äíåâíîå ðàñòåíèå êóêóðóçû. Åãî ïðåäâàðèòåëüíî çàðàæàëè 10-15 ëè÷èíêàìè îäíîäíåâíîãî
âîçðàñòà íà ôðàãìåíòå ðàöèîíà íàñåêîìîãî ïðè ïîìîùè ïðîáîîòáîðíèêà, êàê îïèñàíî â
Èñïûòàíèè À.

Èñïûòûâàåìûå ñîåäèíåíè  ôîðìóëèðîâàëè â êîìïîçèöèè è ðàçáðûçãèâàëè ïðè
êîíöåíòðàöèè 250 ÷/ìëí (èëè íèæå), êàê îïèñàíî äë  Èñïûòàíè  À. Íàíåñåíè  êîìïîçèöèé
ïîâòîð ëè òðè ðàçà. Ïîñëå ðàçáðûçãèâàíè  óñòàíîâêè äë  èñïûòàíè  âûäåðæèâàëè â
êàìåðå äë  âûðàùèâàíè  è çàòåì âèçóàëüíî îöåíèâàëè ïîâðåæäåíèå ðàñòåíè , êàê
îïèñàíî äë  Èñïûòàíè  À.

Èç èñïûòûâàåìûõ ñîåäèíåíèé ñîåäèíåíè , óêàçàííûå íèæå, îáåñïå÷èâàëè îòëè÷íûå
óðîâíè çàùèòû ðàñòåíèé (20% èëè ìåíåå ïîâðåæäåíèé, âûçâàííûõ âûåäàíèåì ðàñòåíè ):
Ñ2* è Ñ5* è Å5**.

ÈÑÏÛÒÀÍÈÅ Ñ
Äë  îöåíêè êîíòðîë  ñîâêè òàáà÷íîé (Heliothis virescens) óñòàíîâêà äë  èñïûòàíè 

ñîñòî ëà èç íåáîëüøîãî îòêðûòîãî êîíòåéíåðà, ñîäåðæàùåãî âíóòðè 6-7-äíåâíîå ðàñòåíèå
õëîï÷àòíèêà. Åãî ïðåäâàðèòåëüíî çàðàæàëè 8 2-äíåâíûìè ëè÷èíêàìè íà ôðàãìåíòå
ðàöèîíà íàñåêîìîãî ïðè ïîìîùè ïðîáîîòáîðíèêà, êàê îïèñàíî â Èñïûòàíèè À.

Èñïûòûâàåìûå ñîåäèíåíè  ôîðìóëèðîâàëè â êîìïîçèöèè è ðàçáðûçãèâàëè ïðè
êîíöåíòðàöèè 250 ÷/ìëí (èëè íèæå), êàê îïèñàíî äë  Èñïûòàíè  À. Íàíåñåíè  êîìïîçèöèé
ïîâòîð ëè òðè ðàçà. Ïîñëå ðàçáðûçãèâàíè  óñòàíîâêè äë  èñïûòàíè  âûäåðæèâàëè â
êàìåðå äë  âûðàùèâàíè  è çàòåì âèçóàëüíî îöåíèâàëè ïîâðåæäåíèå ðàñòåíè , êàê
îïèñàíî äë  Èñïûòàíè  À.

Èç èñïûòûâàåìûõ ñîåäèíåíèé ñîåäèíåíè , óêàçàííûå íèæå, îáåñïå÷èâàëè îòëè÷íûå
óðîâíè çàùèòû ðàñòåíèé (20% èëè ìåíåå ïîâðåæäåíèé, âûçâàííûõ ïîåäàíèåì ðàñòåíè ):
Ñ2* è Ñ6*.

*Èñïûòûâàëè ïðè 50 ÷/ìëí.
**Èñïûòûâàëè ïðè 10 ÷/ìëí.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
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1. Îðòîçàìåùåííûå àðèëàìèäû ôîðìóëû I

ãäå J ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíîå êîëüöî èëè ïèðàçîëüíîå êîëüöî, ãäå êàæäîå êîëüöî
çàìåùåíî îäíèì-äâóì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R5;

Ê ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR1C(=A)- èëè -NR1SO2-;
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(=B)NR2-, -SO2NR2- èëè -Ñ(=Â)-;
À è Â ïðåäñòàâë þò ñîáîé Î;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-Ñ6 àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè

çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàíûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé CN,
NO 2, Ñ1-Ñ4 àëêèëñóëüôîíèë è Ñ2-Ñ6 àëêîêñèêàðáîíèë;

êàæäûé R4 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-Ñ6 àëêèë, ãàëîãåí èëè CN;
êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-Ñ6 ãàëîãåíàëêèë, ãàëîãåí

èëè C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè; èëè

êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
îäíèì çàìåñòèòåëåì, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç R9;

R9 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí; è
n èìååò çíà÷åíèå îò 1 äî 2;
ïðè óñëîâèè, ÷òî êîãäà Ê ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR1C(=A)-, òîãäà L  âë åòñ  îòëè÷íûì

îò -C(=O)NR2-,
è åãî ñîëè.
2. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, â êîòîðîì Ê ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR1C(=A)-.
3. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, â êîòîðîì L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(=B)NR2-.
4. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2 èëè 3, â êîòîðîì R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-Ñ6 àëêèë,

íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé CN è C1-C2 àëêèëñóëüôîíèë;

îäíà èç ãðóïï R4 ïðèñîåäèíåíà ê îñòàëüíîé ÷àñòè ôîðìóëû I ëèáî ïî ïîëîæåíèþ 2, ëèáî
ïî ïîëîæåíèþ 4 ôåíèëüíîãî êîëüöà, è óêàçàííûé R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C4 àëêèë,
ãàëîãåí èëè CN;

êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C4 ãàëîãåíàëêèë, ãàëîãåí
èëè C1-C4 ãàëîãåíàëêîêñè; èëè

êàæäûé R5 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèíèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
îäíèì çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûìè èç R9; è

n èìååò çíà÷åíèå 1 èëè 2.
5. Ñîåäèíåíèå ïî ï.4,
â êîòîðîì R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-C4 àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé CN èëè

S(O) 2ÑÍ3; è

îäèí R5 ñâ çàí ñ J â îðòîïîëîæåíèè îòíîñèòåëüíî Ê.
6. Ñîåäèíåíèå ïî ï.5, â êîòîðîì
îäèí R4 ïðèñîåäèíåí ê îñòàëüíîé ÷àñòè ôîðìóëû I â ïîëîæåíèè 2 ôåíèëüíîãî êîëüöà,

îðòî îòíîñèòåëüíî K-J ôðàãìåíòà, è âûáðàí èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé C1-Ñ3 àëêèë, è,
íåîá çàòåëüíî, âòîðîé R4 ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 4 ôåíèëüíîãî êîëüöà, ïàðà
îòíîñèòåëüíî K-J ôðàãìåíòà, è âûáðàí èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîãåí.
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7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.6, â êîòîðîì J ïðåäñòàâë åò ñîáîé

J-5
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé

V ïðåäñòàâë åò ñîáîé N;
êàæäûé R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, C1-Ñ6 ãàëîãåíàëêèë èëè ãàëîãåí; è
R9 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí.
8. Ñîåäèíåíèå ïî ï.7,
â êîòîðîì R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé CF3 èëè ãàëîãåí.
9. Ñîåäèíåíèå ïî ï.8,
â êîòîðîì J ïðåäñòàâë åò ñîáîé J-5;
R9 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl; R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí èëè CF3.
10. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1-(3-õëîð-2-ïèðèäèíèë)-N-[2-ìåòèë-6-[[(1-ìåòèëýòèë)àìèíî]ñóëüôîíèë]ôåíèë]-3-

(òðèôòîðìåòèë)-1Í-ïèðàçîë-5-êàðáîêñàìèä.
11. Ñïîñîá áîðüáû ñ íàñåêîìûìè, âêëþ÷àþùèé êîíòàêòèðîâàíèå íàñåêîìûõ èëè

îêðóæàþùåé èõ ñðåäû ñ áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì ñîåäèíåíè  ïî ï.1, èëè
ïîäõîä ùåé ñîëüþ.

12. Êîìïîçèöè  äë  áîðüáû ñ íàñåêîìûìè, âêëþ÷àþùà  áèîëîãè÷åñêè ýôôåêòèâíîå
êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  ïî ï.1 è, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí äîïîëíèòåëüíûé êîìïîíåíò,
âûáðàííûé èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûå âåùåñòâà, òâåðäûå
ðàçáàâèòåëè è æèäêèå ðàçáàâèòåëè.

13. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû 2

ãäå R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé èçîïðîïèë èëè ìåòèë;
R4a ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë èëè Cl; è
R4b ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Cl èëè Br,
ïðè óñëîâèè, ÷òî
(a) êîãäà R4a ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë è R4b ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, òîãäà R3 íå

 âë åòñ  èçîïðîïèëîì;
(b) êîãäà R4b ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, òîãäà R4a íå  âë åòñ  Cl; è
(c) êîãäà R4a è R4b ïðåäñòàâë þò ñîáîé Cl, òîãäà R3 íå  âë åòñ  èçîïðîïèëîì, èëè åãî

ñîëü.
14. Ñîåäèíåíèå ïî ï.13, â êîòîðîì R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë, R4a ïðåäñòàâë åò

ñîáîé ìåòèë è R4b ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä.
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15. Ñîåäèíåíèå ïî ï.13, â êîòîðîì R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë, R4a ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ìåòèë è R4b ïðåäñòàâë åò ñîáîé Cl.
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