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(57) Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 1:

èëè åãî äèàñòåðåîìåðà èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîãî êîìïëåêñà, ñîëè,
ñîëüâàòà èëè ãèäðàòà, ãäå

R1 è R2, êàæäûé, íåçàâèñèìî îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà èëè C1-3-àëêèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îäíèì-ï òüþ àòîìàìè ôòîðà, ïðè óñëîâèè, ÷òî êîãäà R1 îçíà÷àåò àòîì
âîäîðîäà, R2 íå îçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà; è

R3 îçíà÷àåò C1-6-àëêèë, C3-6-öèêëîàëêèë, C3-6-öèêëîàëêèë-C1-6-àëêèë, àðèë,
àðèë-C1-3-àëêèë èëè àðèëàìèíî, ãäå êàæäûé àëêèë èç R3 íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì-
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ï òüþ àòîìàìè ôòîðà è êàæäûé àðèë èç R3 íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì-òðåì 
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáèðàåìûìè èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç õëîðà, ôòîðà, àìèíî,
íèòðî, öèàíî, C1-3-àëêèëàìèíî, C1-3-àëêèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî îäíèì-òðåì 
àòîìàìè ôòîðà, è C1-3-àëêîêñè, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî îäíèì-òðåì  àòîìàìè ôòîðà;

âêëþ÷àþùèé
âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 2:

èëè ôîðìóëû 4:

ñ Í2 â ïðèñóòñòâèè õèðàëüíîãî êàòàëèçàòîðà ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 3:

èëè åãî äèàñòåðåîìåðà, ãäå R1, R2 è R3 â ôîðìóëå 2, ôîðìóëå 3 è ôîðìóëå 4 èìåþò
çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå â ñëó÷àå ôîðìóëû 1;

R4 â ôîðìóëå 2, ôîðìóëå 3 è ôîðìóëå 4 îçíà÷àåò àòîì
âîäîðîäà, C1-6-àëêèë, C2-6-àëêåíèë, C2-6-àëêèíèë, C3-7-öèêëîàëêèë, C3-7-öèêëîàëêåíèë,
ãàëîãåí-C1-7-àëêèë, ãàëîãåí-C2-7-àëêåíèë, ãàëîãåí-C2-7-àëêèíèë, àðèë-C1-6-àëêèë,
àðèë-C2-6-àëêåíèë èëè àðèë-C2-6-àëêèíèë, èëè êàòèîí, âûáèðàåìûé èç èîíà ìåòàëëà 1
ãðóïïû, èîíà ìåòàëëà 2 ãðóïïû, ïåðâè÷íîãî àììîíèåâîãî èîíà èëè âòîðè÷íîãî àììîíèåâîãî
èîíà; è

R5 â ôîðìóëå 2 è R19 â ôîðìóëå 3, êàæäûé, íåçàâèñèìî îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà,
êàðáîêñè, C1-7-àëêàíîèë, C2-7-àëêåíîèë, C2-7-àëêèíîèë, C3-7-öèêëîàëêàíîèë, C3-7

-öèêëîàëêåíîèë, ãàëîãåí-C1-7-àëêàíîèë, ãàëîãåí-C2-7-àëêåíîèë,
ãàëîãåí-C2-7-àëêèíîèë, C1-6-àëêîêñèêàðáîíèë,
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ãàëîãåí-C1-6-àëêîêñèêàðáîíèë, C3-7-öèêëîàëêîêñèêàðáîíèë, àðèë-C1-7-àëêàíîèë,
àðèë-C2-7-àëêåíîèë, àðèë-C2-7-àëêèíîèë, àðèëîêñèêàðáîíèë èëè
àðèë-C1-6-àëêîêñèêàðáîíèë, ïðè óñëîâèè, ÷òî R5 íå îçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà; è

íåîá çàòåëüíî ïðåâðàùåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 3 èëè åãî äèàñòåðåîìåðà â
ñîåäèíåíèå ôîðìóëû 1 èëè åãî äèàñòåðåîìåð, èëè â ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé
êîìïëåêñ, ñîëü, ñîëüâàò èëè ãèäðàò ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 1 èëè åãî äèàñòåðåîìåðà.

2. Ñïîñîá ïî ï.1, ãäå õèðàëüíûé êàòàëèçàòîð âêëþ÷àåò õèðàëüíûé ëèãàíä, ñâ çàííûé ñ
ïåðåõîäíûì ìåòàëëîì ÷åðåç îäèí èëè áîëåå àòîìîâ ôîñôîðà.

3. Ñïîñîá ïî ï.2, ãäå õèðàëüíûé ëèãàíä ïðåäñòàâë åò ñîáîé (R,R,S,S)-TANGPhos, (R)-
BINAPINE, (R)-eTCFP èëè (R)-mTCFP, èëè èõ ñòåðåîèçîìåðû.

4. Ñïîñîá ïî ï.1, äîïîëíèòåëüíî âêëþ÷àþùèé âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 6:

ñ èñòî÷íèêîì àììèàêà ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 4, ãäå R1, R2 è R3 â ôîðìóëå
6 èìåþò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå â ñëó÷àå ôîðìóëû 1, è R4 èìååò çíà÷åíèå, îïðåäåëåííîå
â ñëó÷àå ôîðìóëû 2.

5. Ñïîñîá ïî ï.4, äîïîëíèòåëüíî âêëþ÷àþùèé îáðàáîòêó ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 19:

èëè åãî ñîëè, êèñëîòîé, ãäå R1, R2 è R3 èìåþò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå â ñëó÷àå
ôîðìóëû 1, è R4 èìååò çíà÷åíèå, îïðåäåëåííîå â ñëó÷àå ôîðìóëû 2.

6. Ñïîñîá ïî ï.4, äîïîëíèòåëüíî âêëþ÷àþùèé îáðàáîòêó ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 33:

ñ îñíîâàíèåì äë  ïîëó÷åíè  äèàíèîíà;
âçàèìîäåéñòâèå äèàíèîíà ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû 32:
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ñ ïîëó÷åíèåì ïðîìåæóòî÷íîãî ïðîäóêòà; è
îáðàáîòêó ïðîìåæóòî÷íîãî ïðîäóêòà êèñëîòîé, ãäå R1, R2 è R3 â ôîðìóëå 32 èìåþò

çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå â ñëó÷àå ôîðìóëû 1, R4 â ôîðìóëå 33 èìååò çíà÷åíèå,
îïðåäåëåííîå â ñëó÷àå ôîðìóëû 2, è R18 â ôîðìóëå 32 îçíà÷àåò óäàë åìóþ ãðóïïó.

7. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 1:

èëè åãî äèàñòåðåîìåðà èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîãî êîìïëåêñà, ñîëè,
ñîëüâàòà èëè ãèäðàòà, ãäå

R1 è R2, êàæäûé, íåçàâèñèìî îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà èëè C1-3-àëêèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îäíèì-ï òüþ àòîìàìè ôòîðà, ïðè óñëîâèè, ÷òî êîãäà R1 îçíà÷àåò àòîì
âîäîðîäà, R2 íå îçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà; è

R3 îçíà÷àåò C1-6-àëêèë, C3-6-öèêëîàëêèë, C3-6-öèêëîàëêèë-C1-6-àëêèë, àðèë,
àðèë-C1-3-àëêèë èëè àðèëàìèíî, ãäå êàæäûé àëêèë èç R3 íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì-

ï òüþ àòîìàìè ôòîðà è êàæäûé àðèë èç R3 íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì-òðåì 
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáèðàåìûìè èç õëîðà, ôòîðà, àìèíî, íèòðî,
öèàíî, C1-3-àëêèëàìèíî, C1-3-àëêèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî îäíèì-òðåì  àòîìàìè
ôòîðà, è C1-3-àëêîêñè, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî îäíèì-òðåì  àòîìàìè ôòîðà;

âêëþ÷àþùèé
âîññòàíîâëåíèå àìèíîîñòàòêà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 7:

èëè åãî äèàñòåðåîìåðà èëè åãî ñîëè ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 1,
ãäå R1, R2 è R3 â ôîðìóëå 7 èìåþò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå â ñëó÷àå ôîðìóëû 1, è R6

îçíà÷àåò C1-6-àëêèë, C2-6-àëêåíèë èëè àðèë-C1-3-àëêèë; è
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íåîá çàòåëüíî ïðåâðàùåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 1 èëè åãî äèàñòåðåîìåðà â åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé êîìïëåêñ, ñîëü, ñîëüâàò èëè ãèäðàò.

8. Ñïîñîá ïî ï.7, äîïîëíèòåëüíî âêëþ÷àþùèé âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 8:

èëè åãî äèàñòåðåîìåðà ñ êèñëîòîé èëè îñíîâàíèåì, ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû
7 èëè åãî äèàñòåðåîìåðà èëè åãî ñîëè, ãäå R1, R2 è R3 â ôîðìóëå 8 èìåþò çíà÷åíè ,
îïðåäåëåííûå â ñëó÷àå ôîðìóëû 1, è R6 èìååò çíà÷åíèå, îïðåäåëåííîå â ñëó÷àå ôîðìóëû
7.

9. Ñïîñîá ïî ï.8, äîïîëíèòåëüíî âêëþ÷àþùèé âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 9:

èëè åãî äèàñòåðåîìåðà, â óñëîâè õ öèêëèçàöèè, ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 8
èëè åãî äèàñòåðåîìåðà, ãäå R1, R2 è R3 â ôîðìóëå 9 èìåþò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå â
ñëó÷àå ôîðìóëû 1, è R6 èìååò çíà÷åíèå, îïðåäåëåííîå â ñëó÷àå ôîðìóëû 7.

10. Ñïîñîá ïî ï.9, äîïîëíèòåëüíî âêëþ÷àþùèé âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû
10:

èëè åãî äèàñòåðåîìåðà ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû 11:
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ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 9 èëè åãî äèàñòåðåîìåðà, ãäå R1, R2 è R3 â ôîðìóëå
10 èìåþò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå â ñëó÷àå ôîðìóëû 1, è R6 â ôîðìóëå 11 èìååò
çíà÷åíèå, îïðåäåëåííîå â ñëó÷àå ôîðìóëû 7.

11. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû 2:

èëè ôîðìóëû 4:

èëè êîìïëåêñ, ñîëü, ñîëüâàò, ãèäðàò, ïðîòèâîïîëîæíûé ýíàíòèîìåð, äèàñòåðåîìåð èëè
ãåîìåòðè÷åñêèé èçîìåð ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 2 èëè ôîðìóëû 4, ãäå

R1 è R2, êàæäûé, íåçàâèñèìî îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà èëè C1-3-àëêèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îäíèì-ï òüþ àòîìàìè ôòîðà, ïðè óñëîâèè, ÷òî êîãäà R1 îçíà÷àåò àòîì
âîäîðîäà, R2 íå îçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà; è

R3 îçíà÷àåò C1-6-àëêèë, C3-6-öèêëîàëêèë, C3-6-öèêëîàëêèë-C1-6-àëêèë, àðèë,
àðèë-C1-3-àëêèë èëè àðèëàìèíî, ãäå êàæäûé àëêèë èç R3 íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì-

ï òüþ àòîìàìè ôòîðà è êàæäûé àðèë èç R3 íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì-òðåì 
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáèðàåìûìè èç õëîðà, ôòîðà, àìèíî, íèòðî,
öèàíî, C1-3-àëêèëàìèíî, C1-3-àëêèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî îäíèì-òðåì  àòîìàìè
ôòîðà, è C1-3-àëêîêñè, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî îäíèì-òðåì  àòîìàìè ôòîðà;

R4 îçíà÷àåò àòîì
âîäîðîäà, C1-6-àëêèë, C2-6-àëêåíèë, C2-6-àëêèíèë, C3-7-öèêëîàëêèë, C3-7-öèêëîàëêåíèë,
ãàëîãåí-C1-7-àëêèë, ãàëîãåí-C2-7-àëêåíèë, ãàëîãåí-C2-7-àëêèíèë, àðèë-C1-6-àëêèë,
àðèë-C2-6-àëêåíèë èëè àðèë-C2-6-àëêèíèë, èëè êàòèîí, âûáèðàåìûé èç èîíà ìåòàëëà 1
ãðóïïû, èîíà ìåòàëëà 2 ãðóïïû, ïåðâè÷íîãî àììîíèåâîãî èîíà èëè âòîðè÷íîãî àììîíèåâîãî
èîíà; è

R5 â ôîðìóëå 2 îçíà÷àåò
êàðáîêñè, C1-7-àëêàíîèë, C2-7-àëêåíîèë, C2-7-àëêèíîèë, C3-7-öèêëîàëêàíîèë, C3-7

-öèêëîàëêåíîèë, ãàëîãåí-C1-7-àëêàíîèë, ãàëîãåí-C2-7-àëêåíîèë,
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ãàëîãåí-C2-7-àëêèíîèë, C1-6-àëêîêñèêàðáîíèë,
ãàëîãåí-C1-6-àëêîêñèêàðáîíèë, C3-7-öèêëîàëêîêñèêàðáîíèë, àðèë-C1-7-àëêàíîèë,
àðèë-C2-7-àëêåíîèë, àðèë-C2-7-àëêèíîèë, àðèëîêñèêàðáîíèë èëè àðèë-C1-6-àëêîêñèêàðáîíèë.

12. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû 7:

ôîðìóëû 8:

ôîðìóëû 9:

èëè ôîðìóëû 10:

èëè êîìïëåêñ, ñîëü, ñîëüâàò, ãèäðàò, ïðîòèâîïîëîæíûé ýíàíòèîìåð èëè äèàñòåðåîìåð
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 7, ôîðìóëû 8, ôîðìóëû 9 èëè ôîðìóëû 10, ãäå

R1 è R2, êàæäûé, íåçàâèñèìî îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà èëè C1-3-àëêèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îäíèì-ï òüþ àòîìàìè ôòîðà, ïðè óñëîâèè, ÷òî êîãäà R1 îçíà÷àåò àòîì
âîäîðîäà, R2 íå îçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà;

R3 îçíà÷àåò C1-6-àëêèë, C3-6-öèêëîàëêèë, C3-6-öèêëîàëêèë-C1-6-àëêèë, àðèë,
àðèë-C1-3-àëêèë èëè àðèëàìèíî, ãäå êàæäûé àëêèë èç R3 íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì-

ï òüþ àòîìàìè ôòîðà è êàæäûé àðèë èç R3 íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì-òðåì 
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáèðàåìûìè èç õëîðà, ôòîðà, àìèíî, íèòðî,
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öèàíî, C1-3-àëêèëàìèíî, C1-3-àëêèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî îäíèì-òðåì  àòîìàìè
ôòîðà, è C1-3-àëêîêñè, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî îäíèì-òðåì  àòîìàìè ôòîðà; è

R6 â ôîðìóëå 7, ôîðìóëå 8 è ôîðìóëå 9 îçíà÷àåò C1-6-àëêèë, C2-6-àëêåíèë èëè
àðèë-C1-3-àëêèë.

13. Ñîåäèíåíèå, âûáèðàåìîå èç
ýòèëîâîãî ýôèðà (R,Z)-3-àìèíî-5-ìåòèëãåïò-2-åíîâîé êèñëîòû;
ýòèëîâîãî ýôèðà (R,Z)-3-àìèíî-5-ìåòèëîêò-2-åíîâîé êèñëîòû;
ýòèëîâîãî ýôèðà (R,Z)-3-àìèíî-5-ìåòèëíîí-2-åíîâîé êèñëîòû;
ýòèëîâîãî ýôèðà (R,Z)-3-àöåòèëàìèíî-5-ìåòèëãåïò-2-åíîâîé êèñëîòû;
ýòèëîâîãî ýôèðà (R,Z)-3-àöåòèëàìèíî-5-ìåòèëîêò-2-åíîâîé êèñëîòû;
ýòèëîâîãî ýôèðà (R,Z)-3-àöåòèëàìèíî-5-ìåòèëíîí-2-åíîâîé êèñëîòû;
(3R,5R)-3-ãèäðîêñè-5-ìåòèëãåïòàíîâîé êèñëîòû;
(3R,5R)-3-ãèäðîêñè-5-ìåòèëîêòàíîâîé êèñëîòû;
(3R,5R)-3-ãèäðîêñè-5-ìåòèëíîíàíîâîé êèñëîòû;
áåíçèëîêñèàìèäà (3R,5R)-3-ãèäðîêñè-5-ìåòèëãåïòàíîâîé êèñëîòû;
áåíçèëîêñèàìèäà (3R,5R)-3-ãèäðîêñè-5-ìåòèëîêòàíîâîé êèñëîòû;
áåíçèëîêñèàìèäà (3R,5R)-3-ãèäðîêñè-5-ìåòèëíîíàíîâîé êèñëîòû;
(2R,4S)-1-áåíçèëîêñè-4-(2-ìåòèëáóòèë)àçåòèäèí-2-îíà;
(2R,4S)-1-áåíçèëîêñè-4-(2-ìåòèëïåíòèë)àçåòèäèí-2-îíà;
(2R,4S)-1-áåíçèëîêñè-4-(2-ìåòèëãåêñèë)àçåòèäèí-2-îíà;
(3S,5R)-3-áåíçèëîêñèàìèíî-5-ìåòèëãåïòàíîâîé êèñëîòû;
(3S,5R)-3-áåíçèëîêñèàìèíî-5-ìåòèëîêòàíîâîé êèñëîòû;
(3S,5R)-3-áåíçèëîêñèàìèíî-5-ìåòèëíîíàíîâîé êèñëîòû; è
èõ êîìïëåêñîâ, ñîëåé, ñîëüâàòîâ, ãèäðàòîâ, ïðîòèâîïîëîæíûõ ýíàíòèîìåðîâ,

äèàñòåðåîìåðîâ, ãåîìåòðè÷åñêèõ èçîìåðîâ è èõ ñìåñåé.
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