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EP (0 065 220 A-119/94 - PC

' HOBU BEH3A3EIIMHITPOM3BO/IHU, TAXHOTO ITIOAYHYABAHE 1

IIPVAO K EHUE KATO AEKAPCTBEHU CPEICTBA

B anzauiickust namenm 1-546 844, kotimo omzoBapsa na DE-A-2 639
718, kamo cmpykmypno Haili-6Ausko nosHamo CbeguHEHUE € onucal 1-
[7,8-gumemokcu-1,2,3,4-mempaxugpo-5H-2-6eusasenUH-1—0H-2-UA]-3—[N-
memua-N-(2-(3,4-guMemokcudenua)emua)amuno]nponat, kakmo u kamo
Hali-ueHHo mepaneBmuyHo CbeguHeHue - 1-[6,7-gumemokcu-3,4-guxugpo-
2H-usoxunoaun- 1-on-2-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenun)-
emuA)-aMudo]nponaH U mexHume uU3UOAO2UMHO NOHOCUMU  COAU,
noAyueHU upes npuckegunsiBane na Kuceaunu, koumo nposiBaBam uexnu
dapmakosozuunu cBolicmBa u  noO-cNEUUAAHO nonuxkaBam kpwvBuomo
HaAsI2aHE U NYACA.

Bewe omkpumo, e noBume npousBognu Ha Gensasenuna ¢ obwa

gopmyaa
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R
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nposgBaiam no-goGpu dapmakoaozuynu BotiemBa, a UMeHRO npu no-
npogbakumeato getiemBue u no-Maako cmpanuiiu Bausnus nokazBam
nu-cualo BrigeiicmBue ocobero Bhpxy nonuKaBanemo Ha nvaca.
[Ipegvem  Ha  Hacmosgwomo  usobpemenue  ca  HoBume
GenzazenunnpousBogiu ¢ cophama odwa gopMyaa I, mexHume coau ¢
HEOP2AHUYHU UAU Op2aHuMHU KUCeAURU, MEMOgu 33 MAXHOMO nosyyatane
u ackapcmBenume cpegembBa, cvgbpKawu niesu CheguHCHUA
B zopuama obwa gopmyaa 1 osnavaBam:
A - zpynama -CH,-CH,-, -CH=CH-, -NH-CO-, -CH,-CO- uau
5 5
Rs
—é =N-¢pyma

B kosmo R~ npegcmaBasBa askuaoBa zpyna ¢ 1 go 3 Bvaaepoghu amomu,
a B - MemuaenoBa uau kapbonuana 2pyna uau

A- zpynama -CO-CO- | a B - memuaenoBa zpyna,

E- egna 3amecmena eBenmyaano ¢ aakuaoBa 2pyna, kosamo uma 1 go
3 Bhaaepoghu amomu, emusenoBa, n-nponusenoBa uau n-GymusenoBa
2pyna, egHa 3amecmeHa BuvB 2 nosuuus ¢ xugpokcuana 2pyna  n-
nponusenoBa zpyna uAu 3aMecmeHa ¢ xugpokcuana zpyna B 2 uau 3
nosuuus n-6ymuaenoBa 2pyna.

G - egna 3aMecmena eBenmyasno ¢ aakuaoBa zpyna, kosmo uma |
go 3 Bueaepoghu amoMu, MemuaeRoBa uau emuaenoBa zpyna.

R, u R,, koumo Mozam ga ca egnakBu uau pasauunu - xugpokcuanu
spynu, aakuaoBu, askokcu- usu  ¢enusaskokcuepynu, 6 koumo
aakuaoBama uacm MoXke ga cbgbpka 1 go 3 BbaaepogHu amomu, uau
egun om pagukasume Ry uau R, - cvuo Bogopogen amom uau R1 saegno
¢ R, - egna askuaenguokcuzpyna ¢ 1 uau 2 Br2AepOgHU amoMuU.

R; u R, koumo mozam ga ca eguakBu uAu pasauunu - BogopogHu
UAU XdA02€HHU amoM, xugpokcuanu zpynu, askuaoBu uau askokcuepynu ¢

1 go 4 Bveaepoghu amomu, mpudayopmemusoBu usu uuaHOZpynU, uAu
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3
equl v pagukasume Ry uau Ry - cowo u egua numpocpyna. uau Ry
saegno ¢ Ry - egna aakuaenguokcuzpyna ¢ 1 uau 2 Buzaepogiu amomu,

Rq - Bogopogen amon, askuaoBa, xugpokcusna, askokeu-, avuno-.
askuaanuno-, guaakuaamMuno-, AAKAHOUAAMUHD -,
askokcukapoonuaamuno-  uau Guc(askokcukapGonua)avunospyng, B
Koumo aakuaoBama vacm Moke ga cvgbpka 1 go 3 BeoaepogHu amonu.
UAU €gHa 3aMecmeHa ¢ mpudayopMemuaoBa 2pvna MEemMuAaMUHO- UAU
EMUAIMUHOZPYNA, U

R,, - Bogopogen anioM, aakuaoBa, denusaskuaoBa. askanousofa i
aakokcukapbonuaoBy  Cpvna, B oLboumo askusolamia yacm aodke o
Chyipaka Lo > Beiaepognu amonu uau egda aakenuaoBa epvna ¢ 3 go 5
Brzaepogru amomu.

3a 3HaveHuAma, cnoMeHamu B Havyaisomo npu gedunuuusima Ha
pagukaaume Ry go R¢, E u G ce uma npeg Bug:

sa Rp - MemuaoBa, emuaoBa, nponuaoBa, uszonponuaoBa,
xugpokcuana.  Memokcu-,  emokcu-,  nponokcu-,  uzonponvkcu-,
Gensuaokcu- 1-penuaemokcu- uau 3-genuanponokcuzpyna,

sa R, - Bogopogen amom, memuaoBa, emuaoBa, nponuusoBa,
uszonponuaoBa,  xugpokcuana, Memokcu-, emokcu-, nponokcu-,
uzonponokcu-, ©Gensuaokcu-, 1-¢penusemokcu-, 2-denusemokcu-, 2-
¢$penuanponokcu- uau 3-dpenuanponokcuzpyna

sa Ry cvomBemno R, koumo mozam ga 6wvgam egnakBu uau
pasauunu - BogopogeH, $aAyopeH, XAopeH, OpOMeH uAu UOgeH amom,
MemuaoBa, emuaoBa, nponuaoBa, uzonponusoBa,  n-GymuasoBa,
xugpokcuana, Mmemokcu-, emokcu-, nponokcu-, uzonponokcu-, n-Gymokcu-
mpudayopmemuaoBa uau yuaHozpyna uau 3a egud om pagukasume R,
uau R, unumpozpyna.

sa Rs - Bogopogen amom, MemuaoBa, emuacBa, nponuaoBa,
usonponuaoBa, 6GensusoBa, 1-denusemuaoBa, 2-¢enusemunoBa, 3-
JrenuanponuaoBa, aauaoBa, Hymen-2-uaoBa, Oymen-3-uaoBa,

nenmenuaoBa, auemuaoBa, nponuonuaoBa, Memokcukap6onuaoBa,

{

\LBAD ORIGINAL &

B



1
ciiiokeuk apdoruaotia, nponokeukapoonuantiy R

wsonponokeuk apooiuanBa cpyna,

a0 R, - Bogopogenr amoar, aemuavha, emuAoBa. nponuaoBa,
wionponuacta.  Oetsuaola. 1-genuaemuanta. 2-enuaemuantia, o 5-
Jrenuanponuaotia, aataofa, OvmieH-2-uaoBa. Oymien-3-uantia,
nedmenuAvBa. Popmuaotia. guemuaoBa, nponuonuasia,

vemokcukapbonuaoia, emokeukapGonusaBa. nponakeukapoonuactia uau
wsonponokcukapoonuasoBa cpyna,

31 Ry saegno ¢ Ry wiuau R, 3aeguo ¢ Ry - cvombBBenino Memuach-
guokcu- uau emuaenguokceuzpyna,

3a B - emuaenoBa. n-nponuachoBa. n-OvmuaenoBa.  [-vemua-
emuaenoRa,  2-emuaemuaenoBa,  l-nponusemusencBa,  I-vemua-n-
nponusenoBa, 2-Memua-n-nponuseHoba, l-emua-n-nponuseHoBa, 3-emua-
n-nponuaenoBa. 2-nponua-n-nponuaeHoBa, 2-Memua-n-GvimuaeHoBRa,  2-
xugpokceu-n-nponuacioBa, 2-xugpokeu-n-GymuacnoBa uau 3-xuypokeu-n-
GvmuaenoBa 2pyna uau

sa G -  MemuaenoRa, emuaugenoBa, nponuaugenofia,  n-
OymuaugenoBa, 2-MemuanponuaugenoBa. eniuaeHoBa, 1-
aemuaemuaenoBa,  2-emusemuasehofia, l-nponuaemuaenoBa  uau 2-
MemuiemuacHoBa cpyna.

[Ipegnovumanu ¢begUHERUs ¢ 20pHama oowa gopmyaa I ca mesu, 6
koumo osnavaBam:

A - zpynama -CH»-CHa.-. -CH=CH-. -NH-CO-, -CH,-CO- uau

5 5

CH 3

—C =N-2pwma
S

u B - MemuaenoBa uau kapbonuaoBa 2pyna uau

A - -CO-CO-zpyna u B - MemuaenoBa zpyna.
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I - GmuachoBa, n-pponuactobia. n-OvimuacioBa. Z-acmia-n-
nponuAcHoR e 2-xugpokcu-n-npontaciois pyna.

Ci- vemuaciobia, emuacinBa wan I-aemuacnuscenaba cpyna.

Ry - vemuaoba. sugpokctsta. Oed aokau- uasu aakohcuepyng «
gor 4 Brzaepogiiu amon.

R, - Bogopogen amom. MemuaoBa.  xugpokcuaba uau
vMemokeuzpyna. uau Rpu Ry - svemuaenguokeuzpyna,

Ry - BogopogeH.  ayopeil. Xaopel Ual OpoMcH  alliond.
mpudavopviemuaoBa, numpo-, askuaota uau aakokeuspyna, Kostnno i |
go 4 Buzacpogiu amonu,

Ry - Bogopogeit. Xaopen uau OPUMCH alloM, MemuaonBa, Memokou-
uau uuanozpyna uat Ry u Ry saegho - MemuscHguokeuapyns.

R - Bogopogen  amom, sugpokcuatia, Memokou-o anUHo-
auernuaduHo-. emokcukapooHuaanuty-. oucremokcukapoonuaanmie-.
GQUMETLdaan UHO- Uat B B-mpudravopemusis ubiopying u

R, - Bogopaden amont aakuanba Spyna ¢ S ge o Bk agpogHil amanu.
askuanBa. GensuaoBa. auemuanta uau eniokcukapOonuaotia spyni.

L TeXHUMmMe coall, ocoteHs FuiioaniudHo NoHOCUMUNE coall Nuatyehu ¢
AP2AHUMHU UAU HEOPZaHUMHU Kuceaunu,

OcoleHo DpegnoIumady ChegUHEHU ¢ 2oplamia oOWa Popaiy 1
ca me=u. B Koumo o Hagabam:

A - epynana -CHA-CHy- -CH=CH- uau

( H-
!

—C =N -pym

u B - KapOonuaotiy cpyina usu

A - -CH=CH-. -NH-CO- uav -CO-CO-zpyna u E - aremuacnsBa
2pynd,

F - n-nponuaesoBya zpyna,

G - emuaencBa 2pyna,
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K ! g .
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i11la;
B koamo E. G, Z. Ry ao Rgu Ry ca gedunupanu kakmo B Havasome U
eBeHmyaiHo caegBalio omaeasne Ha wsnoasBanama 3awumHa 2pyna.
Peakuusma ce npoBekga eBenmyaano B pasmBopumeas Uau ¢MeC i
pazmBopumeau. Hanp. B AUENIVH, gquaemuadopManuy,
quemon/guMemuadopyMamMug, gumemuacyadokeug uau xAopOeH3oa U no
ueaectoopasnocm B osaBucunmocm om peakUUOHHAMA  CHOCOOHOCM  HA
pagukaaa /., npu memnepamypu meXgy Y u 150 °C. npeguMHo npu
meMnepamypama  Ha  Kunede  Ha winoasBanusa  pasmbBopumen.
Baazonpuamie ¢ npuchembuemo Ha cpegemBo, cBrpsBawo kuceaudama.
kamo nanp. askoxoaam, kamo Hampuet Memuaam, ankasen xugpokeug
kamo HampueB xugpokcug, askasen kapGonam, kamo kasueB kapOonam.
askasen amug, kamo HampueB amug, ankasen xugpug kamo nampueB
XUgpug UAU  HAa MpemuyHa opeaHuvHa ocHoBa kamo mpuemuaaMun uau
NUpUguH uAu Ha yckopumea Ha peakuusma kamo Hanp. kaaueB tiogug.
EBenmyasnomo caegBawo omuenBate Ba usnoaszBanama 3awumMua

cpyna cmaBa npeguMHO XugpoAUMUYHL BuB Bogen pasmBopumea, Hanp.
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Boga, Weonponaios Boga. mempastgpodn pan Boga uau guekcan: Boga i3
npuctemBue wa kucesuna Kamo coana Kuceauna uatl capia Kuceauna uau
G npuctemBue Ha aakaana ocnoBa Kamoe vampuets xugpokeuy usu kaaueB
xugpokeug npu o memnepamypu Mekgy bou oo SConpeguatdo npu
nieMnepamypama na kunene Ha peakuuonnama ovec. OmuenBadems 114
GetsuavBust pagukas Moke ga ce usBuplul XUgpoccHOAUMUMHY HAnp. <
Bogopog B npuctembBue na Kamaausamop kame naamuHa/BrzacH. B
pasmBopumes Kamo MemaHoA. emanos, emuao ecmep Ha vuemHama
kuceauna uau ouemua kuceauna eBenmvasHo npu gobabdne Ha KuceauHa
kamo cosna kuceauna npu memnepamypu Mekgy O u 50 °C. npegumno
obave npu cmaiilia meMnepamypa U Haasgzane Ha Bogopoga oml go 7
Gapa, npegumto ofave om 3 go 5 Hapa.

&) 3a noayuaBane Ha cbegunenus ¢ obwa popmyaa I, B koamo Ry
npegcmaBasBa Bogopogen amoM, askenuaoBa zpyna ¢ 3 go 5 BveaepogHu
amomu, askuaoBa uau enusaskuaoBa epyna ¢ 1 go 3 Bezacpoghu amozu
B aakusoBama yacm:

Egno ctegunenue ¢ obwa dopmMyaa

NN A

P N N
l i( N—E—-U

R2'/ =y >
V)
BzaumogelicmBa ¢ egHo chegurenue ¢ obwa dopmyaa
R;\ VN
</ \\)—-G——V
RI“K:#/
R4
(V)

B koumo
A, B, E u G ca gepunupanu kakmo B nauwasomo, R, go R

npegcmaBasBam no egna xugpokcuaHa zpyna, 3aujumeHa CbC 3awumeH

‘LBAD ORIGINAL @



Q

pagukas, Hanp. mpumemuacuauaokeu-. atemokeu-,  Octtaokau- s
mempaxugpopypantusokcuzpyna uat umam savenusima v Rypou Ry
cnosenamu B Havaaomo,  egupuam om o pagukasume U usu N
npegemaliaatia R SNH-cpynama, kKamo R osiavaba Bogopoged amoat,
askenuaoBa e2pyna ¢ 3 go 5 Bwoaepogiu amomu,  askusoBa  uau
JeruaaakuaoBa ezpyna ¢ 1 go 3 BweaepoghHu amonu, gpycusin o
pagukasaume U uau V npegecmaBasBa egua nykaeoduana omuenBawa ce
cpyna kamo xaaozeHeH amoM uau egHa cyadoHusokcucpyna, Hanp.
Xa0peH, OpoMeH uau  UogeH amoM, MemaHcyadoHuaokcu-,  p-
moayoacyadonuaokcu- uau emokcucyadonuasokcuzpyna uau pagukaswm
U npegcmabasBa 3aegHo ¢ eguH B-nosuuuoHupad BogopogeH amoM Ha
pagukasa E kucaopog u V - egna R-NH-2pyna, kamo R,' e gedunupana
kakmo zope u eBemmyaano caegBawo omuenBane BHa usnoasBanama
3aWumua 2pyna.

Peakuusima ce npoBekga ueaecnobpasno B pasmBopumea uau cMmec
om pasmBopumesu kamo auemoH, guemuaemep, MemuadopMamug,
gumemuadopmamug,  gumemuacyadokcug,  OeH30n,  XaopOeH30A4,
mempaxugpodypan, 6ensos/mempaxugpodypan, guokcan uau 8 uzauwrek
na BaoXkenume cwegunenus ¢ obuwa popmyaa IV ufuau V u eBenmyasno B
npuckcmBue Ha cpegcmBo, cBup3Bawo kuceaunama, nHanp. askoxoaam
kamo kaaueB mpem-bymuaam, askasen xugpokcug, kamo nampueB uau
kaaueB xugpokcug, aakasen kapbonam kamo kasueB kapbonam, aakaaen
amug kamo nampueB amug, askasen xugpokcug kamo nampueB xugpug,
mpemuyHa Op2aHuuHa ocHoBa kamo mpuemuaaMuH uau nupugud, kamo
nocaegHume Mozam ga caykam u 3a pasmBopumeau, uau B npucvcmbBue
na nakakwB yckopumesa na peakuusama, kamo kaaueB togug, cnopeg
peakuuonHama cnocobHocm Ha Hykaeoduanus samenum pagukaa e
ueaecbobpasno npoBekgaHemo na peakuusma ga ce usBepwBa npu
memnepamypu MeXkgy 50 u 120 °C, nanp. npu memnepamypama Ha kunene
Ha usnoasBanHus pasmBopumea. Peakuusima moxke ga ce npoBege u Ges
pasmBopumea. Ocobeno 3a npegnoyumate ¢ obave BzaumogelicmBuemo

L
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ga ce npoBege B npuctemBuen Ha MpemudHa opzaHuMHa ocHoBa usu B
usauwbk Ha Baokenus amun ¢ oGwama ¢opayaa V.

EBenmyasnomo caegBayy omuenfane Ba usnoasBanama salqumia
spyna cmaBa npeguMHo Xugpoaumuuno BeB Bogen pasmBopumes, Hanp.
Boga, usonponanoa/Boga, mempaxugpodypan/Boga uau guokcan/Boga B
npuckemBue Ha kuceauna kamo coana Kuceauna uau csipHa kuceauna uau
B npucbemBue Ha askaana ochoBa kamo nampueB xugpokcug uau kasuey
xugpokeug npu memnepamypu mekgy 0 u 100 °C, npegumno npu
memMnepamypama Ha Kunene Ha peakuuoHRama cMmec. OmuenBanemo Ha
GensuaoBust pagukaa Moke ga ce u3Bvpwu XugpozeHOAUMUYHO Hanp. ¢
Bogopog B npuchemBue na kamaauzamop kamo naamuna/Boeach, B
pazmBopumes kamo MemaHoa, emaHoa, emuacB ecmep Ha ouemHama
kuceauna uau ouemna kuceauna, eBenmyasto npu godaBane na kuceauna
kamo coana kuceauna npu memnepamypu Mexkgy 0 u 50 °C, npegumvmo
ofave npu cmailna meMmnepamypa U HaasgeaHe Ha Bogopoga oml go 7
Gapa, npeguMHo obave om 3 go 5 Hapa,

B) 3a noayuaBane Ha cteguHenusi ¢ obwa ¢opmyaa [, B koamo Ry
npegcmaBasBa Bogopogen amoM, aakenusoBa zpyna ¢ 3 go 5 Bevaaepoghu
amomu, askusoBa uau denusaskuaoBa 2pyna ¢ 1 go 3 Bvaaepognu amomu
B askuaoBama vacm:

Egno cvegunenue ¢ odbwa popMyaa

Lo L e
S~ ™S_~B
(V)
B kosmmo A, B, E, Ry u R, ca gedunupanu kakmo B navaaomo, kamo
o6aue B pagukasa E gBa Bogopoghnu amoma B egna -CH,- uau CHj-zpyna
Ha pagukasa ca 3aMecmenu ¢ KucaopogeH amow, BzaumogelicmBa B

npuckcmBuemo Ha pegykmop ¢ amun ¢ obwa gopMyaa
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G koamo G u Ry go Rg ca gedunupanu Kok U onetewoms u Ry
Npeacmabadiiy BodoroyeH aflioM. ankeHUADRY 2PVNa ¢ 3 go 3 BoaaepogHu
amontu, egia askuacBa uau fenusaskusaBa cpyna o Togo 3 Broaepogm
aimoMu B askuaobBania dacli.

Peakuuama ce npobekga uerectodpasio B nogxogaw pasmBopumen
Uau oMec om pasmBopument Kunmio MEMAHOA, €MAaHNs, emadey et
ecmep Ha ouemHama kuceauHa usu guokcan npu memnepamypu Mekgy 0
u 100 °C, npegumno npu memnepamypu Mexkgy 20 u 80 °C.

Ocobeno 6Gaazonpusmuo e npoBekganemo Ha pegykuuonnomo
amunupane B npuckemBue Ha komnackcen Memaaen xugpug kamo aumueB
uau BampueB uyuanodopxugpug npegumio npu pH 6-7 u npu cmalina
meMnepamypa, Uau 3a noayuaBane Ha cbegunenus ¢ obwa dopmyaa I, B
kosmo R, npegecmaBasBa Bogopogen amom - B npuctemBue Ha
kamaausamop 3a xugpupane, Hanp. ¢ Bogopog B npuctcmBue hna
naaaguii/Bvzaen npu Hasszane Ha Bogopoga 5 6apa. Ilpu moBa, B cvuomo
Bpeme eBenmyaano HaaudnHume OeH3uaHu epynu Mozam ga OGbvgam
OmueneHu XugpozeHOAUMU4HO u/uau gBolinume Bpvsku ga Gevgam
Xugpupanu.,

2} 3a noayuaBane Ha cveguneHus ¢ obwa dopmyaa [, B kosimo Ry
npegemaBasBa Bogopog, aakenusoBa epyna ¢ 3 go 5 Bezaepognu amomu,
askuaoBa usu denuaaskuaoBa epyna ¢ 1 go 3 Bwvaaepognu amomu B8
aakuaoBama vacm:

Egno cvegunenue ¢ obwa opMyaa

g
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(VI

B koamo A, B. E. Ry u R, ca ge¢unupanu kakmo B navasomo, u Ry
ozHavaBa Bogopogen amoM, aakenuaoBa z2pyna ¢ 3 go S5 Bezaepognu
amomu, askuaoBa uau $enuaaskuaoBa zpyna ¢ 1 go 3 Braaepogru amomu
B askuaoBama wacm, BsaumogelicmBa B npuckemBue Ha pegykmop cbe

CbeguHeHue ¢ odwa gopmyaa

/X"
H-G- &
~:F)<"-R4

R«

(IX)
B koamo R; go Rg u G ca gedpunupanu kakmo B navasomo
kamo obave B pagukasa G gBa Bogopognu amoma B egna -CH,- uau CHj-
2pyna Ha pagukaaa ca 3aMecmeHu ¢ kucaopogen amom.

Peakuusama ce npoBekga ueaecvobpasuo B nogxogsmuy pasmBopumea
uau cMec om pasmBopumesu kamo MemaHoOA, €mMaHoA, emaHoA/emuaoB
ecmep Ha ouemHnama kuceauna uau guokcan npu memnepamypu Mexkgy 0
u 100 °C, npegumno npu memnepamypu mMekgy 20 u 80 °C.

Ocobeno 6aazonpuamno e npoBekganemo Ha pegykuuoHHO
amMuHupane B npucrecmBue Ha komnaekcen Memaaen xugpug kamo aumue8
uau HampueB uuanobopxugpug npegumuo npu pH 6-7 u npu cmaiina
meMnepamypa, uau 3a noayuaBBane Ha cveguHenus ¢ obwa ¢opmyaa I, B
kosmo R, npegcmabBasiBa Bogopogen amom - B npucbcmBue na
naaaguii/Bvzaaen npu Hassizane Ha Bogopoga 5 6apa. [Ipu moBa, 8 cvwomo

BpemMe eBenmyasHo HasuyHume O€H3UAHU 2pynu Mozam ¢a Obgam
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OMUENeHU XUGPOZEHOAUMUMHO u/uau  gBotHume Bpwsku ga Obgam
Xugpupanu.

g) 3a noayuaBaHe Ha cbegunenus ¢ obua GopmyAa I, 8 kosimo A
npegemaBasiBa -NH-CO-zpyna, E - eBenmyasnv samecmeHa ¢ askuaoBa
2pyna, kosimo uma 1 go 3 Buzaepognu amomu, emuacHoBa, n-nponuacHoBa
uau n-6vmuachoBa cpyna, a Ry ne ¢ Bogopog:

Eguo cvegunenue ¢ odwa ¢opmyaa

(X)

B kosimo

B u G ca gedpunupanu kakmo B Havasomo

E' - eBenmyasno ¢ askuaoBa zpyna ¢ 1 go 4 Beaaepoghu amomu

samMecmena emuaenoBa, n-nponuaenoBa usu n-6ymuaenolBa 2pyna,
R, go R/ npegcmaBasBam no egua xugpokcuaHa 2pyna, 3aumeHa Cbe
sawumen pagukaa, nanp. MpPUMEMUACUAUAOK CU-, auemokcu-, 6ensusokcu-
UAU mempaxugponupaduaokcuzpyna, UAu uMam 3HaucHUAMa Ha R, u Ry,
cnomenamu B nauasomo,

Rs" npegcmaBasiBa saujumena cbC 3aulumen pagukaa xugpokcuana,
aMuHO- UAU askuAamMuHOzpyna uAau ¢ u3kAOYEHUE Ha aMUHO- UAlU
aakuAaaMuHo2pyna, uMa 3Haderuemo Ha Ry cnoMenamo B navasomo u

R6" uma ¢ uskarouenue Ha Bogopog 3nauenuemo Ha Rg, cnomenamo
B8 navaromo uau npegcmaBagBa sawumua 2pyna 3a amMuHOzpyna,

BzaumogeticmBa ¢ npousBogno na Bveaenama kuceauna ¢ obwa dopmyaa

W-CO-W (XI)
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B koamo W Mmozam ga 6vgam egnakBu uau pasaudnu, osnavaBam Bunazu
egna nykaeoduana omuenBawa ce 2pyna kamo xaop, 6poM, eBenmyaano ¢
XaA02¢HEH amoM 3aMecmeHa aakokcuzpyna ¢ 1 go 3 BvezaepogHu amomu
UAU  UMUgasoAuA-(2)-zpyna, U eBenmyaano caegBawo omuenBane na
usnoasBanus sawumen pagukaa.

Peakuusima ce npoBekga ueaecvobpasno B pasmBopumea uau cMmec
om pasmBopumesu kamo MemuaeHXAOpUg, MEMpaxAOpMeMmaH, OEH30A,
mempaxugpodypan, Genson/mempaxugpodypan, guokcan uAu
QUemMOHUMPUA UeaecbobpasHo npu memnepamypu Mekgy O u 150 °C,
npeguMno obaye npu memnepamypama Ha Kunene Ha usnoa3Banus
pasmBopumea, Hanp. npu memnepamypu Mekgy 40 u 100 °C u
eBenmyaano 8 npucvecmBue Ha cpegemBo cBepsBawo kuceaunama kamo
kaaueB kap6onam, nampueB xugpokcug, kaaueB xugpokcug, nupugun uau
mpuemuAaMun, kamo nocaegnume Moz2am ga caykam egHoBpeMeHHo u 3a
pasmBopumeau. Peakuusma wmoxke ofaye ga ce npoBege u 6Ges
pasmBopumea. Ako BuB Baokenomo cwbegunenue ¢ obwa ¢popmyaa XI,
Hali-Maako egun om pagukaaume W osnauaBa aakokcuzpyna ¢ 1 go 3
Bvaaepognu amomu, mo peakuusima ce npoBekga npegumuo B uzauwnk
Ha Baoxkenus kamo pasmBopumea ecmep.

EBenmyasnomo caegBawo omuenBane Ha usnoasBanama 3atqumia
epyna cmaBa npeguMHo xugpoaumuuno Bu8 Bogen pazmBopumea, nanp.
Boga, usonponanoa/Boga, mempaxugpo¢dypan/Boga uau guokcan/Boga B
npuctemBue Ha Kuceauna kamo coana kuceauna uau csipna kuceauna uau
B npucbemBue na aakaana ocnoBa kamo nampueB xugpokcug uau kasueB
xugpokcug npu memnepamypu Mexkgy 0 u 100 °C, npegumno npu
meMnepamypama Ha kunene Ha peakuyuonnama cMec. OmuenBanemo Ha
OensuaoBua pagukaa MoXe ga ce usBvpuiu XugpozeHOAUMUYHO Hanp. ¢
Bogopog 8 npucvkcmBue na kamaauzamop kamo naamuna/Bvzaen, B8
pasmBopumea kamo Memanoa, emaHnoa, emusoB ecmep Ha ouemHama
kuceauna uau ouemna kuceauna, eBenmyaano npu gotaBsmie na kuceauna

kamo coana kuceauna npu memnepamypu meXkgy 0 u 50 °C, npegummo
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obave npu cmalila meMnNepamypa U HaadzaHe Ha Bogopoga oml go 7
Gapa, npegumMio obave om 3 go 5 Gapa.

e) 3a noayuaBade Ha cbeguHeHusa ¢ obuwa GopMyad [, B koamo A
npegemaBasBa -CH,-CHs-2pyna, Ry u R, ne ca Genauaokcuanu zpynu, Ry
uau R, He ca numpozpyna u R¢ ne npegcmaBaaBa GensuaoBa zpyna uau
askenunoBa zpyna ¢ 3 go 5 BrzaepogHu amomu:

Xugpupane na cheguUHCHUE ¢ nowa $OPIYAQ

Ry ~  CH=CH R; R,

R ~_ L ~ i 4 W ,'

+ X

! ‘ N-F —-N-G- ¢

! " / \

\-_’?«\ ) N N — / R“
R, R

g

X1

B kostmo R go R, B, E u G ca gepunupanu kakmo B navasomo, kamo
R; uau R, ne oznavaBam Humpozpyna ako Ry o3nauaBa amunozpyna.

Xugpupanemo ce usBepuBa B parsme)pﬁmeA uAl cMec om
pasmBopumeau kamo MemaHoA, €mMaHoA, emuaoB ecmep Ha ouemHama
kuceauna uAu ouemHa kuceauna ¢ kamasumuuno Bwv3dygen Bogopog,
nanp. Bogopog B npuckcmBue Ha naamuHa UAuU naaaguii/Bv2aeH, npu
naaszane Ha Bogopoga om 1 go 7 6apa, npegumto obave om 3 go 5 bapa
u npu memnepamypu Mmekgy 0 u 75 °C, npegumuo obave npu
memnepamypu meXgy 20 u 50 °C. Ako B cbegunenue ¢ obwa popmyaa XII
Ry osnauaBa GensusoBa epyna, mo md No BpeMe Ha XugpupaHemo
eguoBpemenHo ce 3amecmBa ¢ Bogopogen amoM UAU ako Ry u/uau R,
osnauaBam GensuaoBa zpyna, mo me ce npeBpbvujam npu xugpupasemo
Bunazu B egna xugpokcuana z2pyna.

%) Eguo cvegunenue ¢ odwa ¢popmyaa
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(XIIT)
B kosimo ‘
R, go R¢, A, B, E u G ca gepunupanu kakmo 6 navasomo, kamo obave
nali-maako egun om pagukasume R; go R, npegcmaBasiBa xugpokcuana
zpyna, Rg - xugpokcuana zpyna, aMuHo- uau aakuaamunozpyna ¢ 1 go 3
Bvzaepognu amomu uau R mpatBa ga npegemaBasBa egun Bogopogen

amoM, peazupa cbe cbeguHenue ¢ odwa gopMmyaa

R-X (XIV)

B kosmo

R¢ npegcmaBasBa askuaoBa 2pyna ¢ 1 go 3 Bv2aepogHu amoMu uAu
cvwo askeHuaoBa zpyna ¢ 3 go 5 Bwzaepoghu amomu, kozamo Ry e
Bogopogen amoM, uau ctwo ¢ denuaoBa 2pyna samecmena askuaoBa
epyna, kozamo R; uau R, e xugpokcuana zpyna u/uau R4 e Bogopogen
amom, u

X e nykaeoduana omuenBawa ce zpyna kamo Xaa0zeHen amoM Uau
cyadonusokcuzpyna, Hanp.. XaopeH, Opomen uau UOGeH amoM,
Memancyadonusokeu-,  p-moayoacyadponusokcu-  uau  Memokcu-
cyadonuaokcuzpyna, usu ako nati-Masko egun om pagukasume R, go Rg
npegcmaBasaBa xugpokcuana zpyna, X 3aegHO C O-NO3UUUOHUpAHUSIM
Bogopog nHa pagukasa R npegcmaBasBam egna guasozpyna, uau cbulo,
ako R¢ e Bogopogen amom uau Rg e amuno- uau aakuaamMunozpyna, me
npegcmaBasBam kucaopogen amom.

Peakuusima ce usBupwBa ueaecvobpasno B pasmBopumea uau cmec
om pasmBopumeAu kamo guemuaoB emep, MEMAaHOA, aUCMOH,
mempaxugpodypan,  guokcaH, AUEMOHUMPUA,  NUPUGUH  UAU

gumemuadopmamug, eBenmyaano B npuckemBue Ha ocuoBa kamo kaaueB
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kapGonam, kasueB xugpokcug, kasueB mpem-Gymusam uau nampueB
xugpokcug npu memnepamypu Mekgy U u 150 °C, npegumno obave npu
memnepamypu Mekgy 20 u 120 °C.

Ako X osnavaBa nykaeojusna omuenBawa ce zpyna, mo
peakuusma ce npoBekga npegumno ¢ aakuaupawo cpegcmBo  kamo
Memuatiogug, guMemuacyadam, emualiogug. guemuacyadam.
nponuabpomug, asuabpomug, OeHsUAXAODUY, deHusemuadbpoMuyg  usl
usonponusoB ecmep Ha p-moayoacyadonoBama kuceauna B npuctemBue
Ha cpegemBo, cBup3Bawio kuceaunama npu memMnepamypu mekgy 20 u 80U
°C. Peakuusima mozke oBaue ga ce npoBege u 6e3 pasmBopumea.

Ako X saeguo ¢ B-nosuyuonupadusm Bogopog Ha pagukasa Rg
osnauaBa guasozpyna, mo 3a askuaupawemo Ha xugpokcuana zpyna,
peakyusima ce npoBekga npeguMHO ¢ guasOMemaH ual guasoemad npu
memnepamypu Mekgy 0 u 30 °C, uau ako osnauaBa kucaopogen amom,
mo 3a askuaupanemo Ha asomHus amoM peakuusma ce npoBekga B
npucbcmBuemo Ha pegykmop npu memnepamypu mexkgy 0 u 120 °C, nanp.
¢ MpaBuena kuceauna npu memnepamypu MeXgy 80 u 110 °C uau c¢
HampueB yuanoGopxugpug - npu cmatina memMnepamypa u pH-cmotinocm
6-7.

3) 3a noayuaBane Ha cbegunenus ¢ obwa gopmysa I, B kosmo A He ¢
-CH=CH-zpyna, Ry € xaopen uau 6pomen amoMm U Rs e amuHo- uau
aakuaamMunozpyna '

Egno cvegunenue ¢ obua gopMyaa

R 1
|AN A \ 1R6 R4
R, | N-E-N-G-
/
\ B \RS- v

(XV)

8 kossmo
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Rl’ RZ, R4, R6> B. E, u G ca onpegeaenu kakmo 8 nauasomo, A' ¢
uskaroueHue Ha -CH =CH-zpynama, uMa 3HaueHuemo Ha A, cnoMeHamo B
HA4aAOMmo U

R" " npegecmaBaaBa amuno- uau askuaamunozpyna ¢ 1 go 3
Bvaaepognu amomu BB Beska askuaoBa uacm, cexaaozenupa.

Peakuusima ce usBvpwBa ¢ xasozenupawo cpegcmBo, nanp. xaop,
OpoM, mpudpomdenoabpoM uau ¢eHualiogguxaopug, npegumHo B
pasmBopumea uau cmec om pasmBopumeau, nanp. B8 50 go 100%-na
ouemHa kuceauna uau B mempaxugpodypan 8 npucbcmBue Ha mpemuuHa
Op2aHuyHa ocHoBa, eBenmyaano B npucbecmBue Ha cbeguneHue Ha meXkbk
Memaa kamo kuBak (II)-okcug u npu memnepamypu mexkgy 0 u 50 °C. Ha
egud mol om ceeguHenuemo ¢ obwa Ppopmyaa XV, koemo ce Baaza kamo
ocHoBa uau kamo coa, Hanp. MOHO-, gu- UAU MmMPUXUgpoOXAopug ce
usznoa3Bam 1 uau 2 mol uau Maavk usauwbk xasozeHupawo cpegemBo.
Ako npu BszaumogelicmBuemo ce noayyu coa Ha XxaaozeHoBogopogHa
kuceauna, msa MoXe ga ce usoaupa kamo makaBa vau no keaanuemo ga
Ce Npevucmu gonbAHUMEAHO npe3 ocHoBama.

u) 3a noayuaBane Ha cbeguHeHus ¢ obwa gopmyaa ¢ obwa opMyaa
I, B kosimo A npegcmaBasBa -CO-CO-zpyna, E - eBenmyaano ¢ aakuaoBa
epyna ¢ 1 go 3 BveaepogHu amomu, 3aMecmeHa emuacHoBa, n-
nponuaenoBa uau n-6ymuaenoBa 2pyna u B - -CH,-zpynama:

Egno cvegunenue ¢ obwa popmyaa

ce okucasaBa, B kosmo
R, go Rg, E u G ca onpegesenu kakmo B navasomo.
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Okucaenuemo ce npoBekga npegumno ¢ okucasaBawo cpegcmbBo
kamo kaaueB nepMmanzanam, ceaenoB guokcug uau nampueB Guxpomam 8
nogxogsiy, pasmBopumea uau cMec om pasmBopumeau kamo Boga,
Boga/guokcan, AegeHa ouemHa kuceauna, Boga/ouemna kuceauna uau
auemanxugpug npu memnepamypu mekgy 0 u 100 °C, npegumno npu
memnepamypu mexkgy 20 u 80 °C.

AKoO ce noAyuU egHO CheguHEHUe, Cb2AACHL UsvdpemeHuemo, ¢ Howa
Jopmyaa [. B koamo B npegemaBasBa kapSonuaoBama zpyna, mo mozke
nocpegemBoMm  pegvkuust ga ce npeBopre B chomBemHomo cbheguneHue ¢
obwa dopmyaa [, B koemo B npegecmaBaaBa memuaenoBa cpyna u'uau

ako ce noavuu cheguHenue ¢ odwa gopmyaa I, B koamo

A ne e -CH=CH- uau
R7

—C=N-2pyna
S

u Ry npegcmaBasBam 6GensusoBa usu 1-dpenusemusoBa zpyna, mo
cbeguHenuemo Moxke ga ce npeBvpre nocpegcmBoM kamasumuvHo
xugpupane B cbomBemnomo cbeguHeHue ¢ obwa popmyaa I, B koamo Ry
npegcmaBasBa Bogopogen amoM u/uau

ako ce noAydu cvegudenue ¢ obwa ¢popmyaa I, B koamo R, uau R,
npegcmaBasBa Humpozpyna, mo MoXe ga ce npeBvpue nocpegcmBom
pegykuust B cbomBemuomo ceegunenue ¢ obwa dpopmyaa I, B kosimo Rg
npegcmaBasaBa amMunozpyna u/uau

ako ce noayuu ceveguHeHue ¢ obwa ¢opmyaa I, B koamo Ry e
Bogopog u/uau R¢ e amunozpyna, mo moBa cbeguneHue moke ga ce
npeBuphe nocpegcmBoM auuaupane B cbomBemnomo cbegunenue ¢ oduia
dopmyaa I, B koamo R, npegcmaBasBa askanouaoBa  uau
askokcukap6onusoBa zpyna ufuau Rg npegemaBasBa askanouaamuno-,
aakokcukap6onuaamuno- uau Guc{aakokcukapbonua)amunozpyna. kamo
aakuaoBama wacm cbgepka Bunazu 1 go 3 Brzaepognu amomu, u/uau

ako ce noayuu cwegunenue c¢ obwa dopmyaa I, B koamo Rg
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npedumabuiba anutoepyvia. Ry e ¢ Bogopogen amon. Ry u Ry ue
npegemataatam uuanospyna. mo o Moke  ga ce npeBepre  npes
bomBemmama JuasorueBa coa B ctomBemneome: CLegUHeHUE ¢ 00l
Jopmyag I B kosmo Rg e Bogopoyen amoMm, Xugpokcuana uau
aakokcuzpyna uau Rg e Bogopogen amoM u Ry - XaaozeHeH amoM uau
o3HavaBam uuanozpyna.

Pegykuusma, kosimo caegBa, ce npoBekga npegumio ¢ Memasen
xugpug kamo aumueBoaaymunueB xugpug uau gudopan 8 pasmBopumes
kamo guemuaemep, mempaxugpodypan uau guokcan npu memnepamypu
mexkgy 0 u 100 °C, npegumno obave npu memnepamypu Mekgy 30 u 85 °C.

Pegykuust, kossmo caegBa, cvomBemno kamasumuvnomo xugpupane
ce npoBekga B pasmBopumea kamo MemaHnoa, emanoa, emuaoB ecmep Ha
ouemnama kuceauna uau ouemna kuceauna ¢ Bogopog B npucbcmBue na
kamaausamop kamo naamuna uau naaaguii/Bbzaed npu HassizaHe Ha
Bogopoga om 1 go 7 6apa, npegumno obaie om 3 go 5 6apa u npu
memnepamypu Mexkgy 0 75 °C, npegumno obave npu memnepamypu
Mmekgy 20 u 50 °C. [Ipu moBa ce pegyuupam egnoBpeMeHHO U HaAUHUME
HUMPO- U UUaHO2pyNu.

Auuaupanemo, koemo caegBa, ce npoBexkga Hanp. ¢ auemuaxaopug,
auemaHxugpug, aHxugpug Ha nponuoHoBama kuceauna uau cue
cevomBemHuusi ecmep Ha xaopMpaBuenama kuceauna, Hanp. emuaoB ecmep
Ha xaopMpaBuenama kuceauna, kolimo cbueBpemenno moxke ga cayku
kamo  pasmBopumes, eBenmyaano B  pasmBopumea  kamo
Boga/mempaxugpodypan, guemusoB emep, mempaxugpodypan uau
MemuAeHxaopug, eBenmyasto B npucbcmBue na ocnoBa kamo
MPUEMUAGMUR UAU NUPUQUH, npu koemo egna mpemuyHa op2anuvHa
ocnoBa Moke ga cayku egnoBpemenno u kamo pasmBopumea, npu
memnepamypu Mekgy 0 u 100 °C, npegumno npu cmatina meMnepamypa.
[TpeBpbwanemo Moke ga ce npoBege u 6e3 pasmBopumea.

[IpeBpbwanemo, koemo caegBa, na egna guazonueBa coa, nanp Ha

$ayopobopam, Ha xugpocyadam B csipna kuceauna, Ha xugpoxaopug uau

| AD ORIG) )
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Ha Xugpoiiogug, npu Heobxogumocm B npuctemBue Ha Meg uau Ha
cvkomPemuama Megha{l) coa kamo Megen(l) xaopug/cosna kuceauna,
Megen(l} Gpomug/GpomoBogopogna Kuceauna uau mpunampueB megen(l)
mempauuadug ce npoBekga npu pH 7 u aeko noBuwieHa memnepamypa,
nanp. npu memnepamypu Mekgy 15 u 100 °C; BsaumogeticmBuemo ¢
xunodocdopucma kucesuna ce npoBekga npegumno npu -5 go 0 °C
Heo6xogumama 3a masu uea guasoHueBa coa ce noayyaBa ueaecbobpasno
B nogxogsw, pasmBopumea, Hnanp. Bu8 Boga/coana  kuceauna,
MemaHoA/coaHa KuceauHa, emaHoA/coaHa kuceauHa uau guokcan/coana
kuceauna upes guasomupaHe Ha cbomBemHOMO aMUHO-CbEGUHEHUE C
Humpum, Hanp. HampueB Humpum UAU ¢ €CImEp Ha asomucmama
kuceauna npu Hucku meMnepamypu, Ranp. NpU MEMNEPamypu Mekgy -10
ub °C

[Toayuenume ctegunenusi ¢ odwama ¢opmyaa I ce npeBpbwam no-
namamvk B mexnume coau, ocobeno B mexHume ¢PUUOAOZUYMHO
NOHOCUMU COAU € HEOp2aHUYHU UAU Op2aHudHu Kuceaunu. Kamo kuceaunu
myk ce umam npeg Bug manp. coaHa KuceauHa, opomoBogopogna
kuceauna, csipna kuceauna, ¢ocdopna kucesuna, ouemua Kuceaula,
MaeuHa KkuceauHa, AumMoneHa kuceauna, Bunena kuceauna, sHmapHa
kuceauna, MaaeunoBa uau dymapoBa kuceauna.

Crvegunenuama ¢ obwume ¢opmyau I[I go XVI, koumo ce
usnoasBam kamo usxogHu BewecmBa, ca omuacmu usBecmnu B
Aumepamypama, cbomBemuo ce noaydaBam no usBecmnu Memogu.

Taka nanp. egHO U3XOgHO Cbegunenue ¢ obwama ¢opmysa IV uau
VIII ce noayuaBa upes BzaumogeticmBue Ha cbomBemuust 6eH3a3eNUH CbC
cbomBemHOMO XaA02€HHO CbegUHEHuE U eBenmyaAno upe3 gonbAHUMEAHO
B3aumogeticmBue cvc cbomBemen amun. Heobxogumusm 3a masu uea
Gensasenun ¢ obwama Qopmyaa II ce noayuaBa upes uukausupane Ha
cbomBemHOMO CbegUHEHUE, Hanp. 4pe3 UukAausupaHe Ha €gHO CbegUuHEHUe

¢ obwama $popMyaa



(XVII)

uau upes 3amBapsiie Ha npbCmeEHa Ha CcbomBemHOmMO  O-aMUHO-
cbeguHenue u eBenmyaano nocaegBawo kamaiumuuHo XugpupaHe u/uau
pegykuusi na kapSonuaoBa ezpyna, nanp ¢ nampueB Oopxugpug/aegena
ouemna Kuceauna (Bk. EP-A1 0 007 070) u/uau okucaenue Hanp. c®¢C
ceaeHoB guokcug.

Cvegunenue ¢ obwama ¢opmyaa VI, koemo ce usnoasBa kamo
usxogHo BewecmBo, ce noaywaBa Hanp. upes BszaumogelicmBue Ha
cvomBemnus 6en3azenun cbe cbomBemuust XxaaozeHauemaa u nocaegBauwa
XugpoAusa.

Crvegunenue ¢ obwa popMyaa X, koemo ce usnoazBa kamo usxogHo
BewecmBo, ce noayuaBa nanp. upes pegykuus Ha cbomBemHomo
HUMPOCHEGUHEHUE.

Crvegunenue ¢ obwa dopmyaa XII, XIII, XV uau XVI, koemo ce
usnoa3Ba kamo usxogHo BewecmBo, ce noayuaBa npeguMHo upe3s
BzauMmogelicmBue Ha cbomBemHOMO XaAO2EHHO CbEJUHEHUE  CBbC
cvomBemnus amuH u eBenmyaano caegBauyo omuenBane Ha 3awumuaume
pagukaau, koumo ce uznoasBam 3a 3awuma Ha xugpokcusHama 2pyna.

Kakmo 6e cnomenamo B nauaaomo, HoBume cbegunenust ¢ obuama
dopmyaa [ u mexHume $u3UOAO2UYHO NOHOCUMU COAU C HEOP2AHUYHU UAU
opzanuynu kuceaunu nposiBaBam uennu gapmakoaozuunu cBoiicmBa, npu
O2paHU¥EHU cmpaHudHu gelicmBusi, nanp. npu caabo anmumyckapunio
Bausue, me npegusBukBam npogbakumeano nonukaBane Ha nyaca,
kakmo u nonuxaBane na kucaopoghama nompeGHOCM Ha CbpUeMmo.

Hanpumep 6uosozuynume cBolicmBa na cvegunenusima



A= ]f[wagunnnnokcu-L3¢45—nunnpaxugpc»lPLG-Gcnqu?enUH-lqny
3-u.«]-3-[N—rvwmu,x—N—(‘2-(3,4-gurvlem‘;wkcu«bemm)-c*.mUA}—uMUHo]—npon:m-
JUKUGPOXAOPUY,

B = 1-[‘7,8-gumemokcu-L?-gumgpo-BH-3-‘6@113a?cnuu-Z-a')H-_’*-u,\]—S—
[N-memua-N-{2-{ 3 4-gumemokcudeHuA )-eMuA)-aMUHO |-npona-
XUGPOXAOpUY.

C = 1-['7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo—ZH-3-6¢maﬁenun-’1,-2-
guou-S-UA]-3-[N-MemUA-(2-(3,,4-gu1wemokcuq)enu/\)-emUA)-aMUHo]-
NpONan-xugpoxaopug,

D= 1-[7,8-gu1v1€mokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H—1,3-66H309uasenuu-
Z-OH—S-UA]-3-[N-MemuA-(2-(3,4-gumemokcu¢>eHUA)—emUA)-aMuuo]-nponaH,

E = 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo—2H-3-66}133361111}1-2—011-
3-UA]-3-[N—(2-(3,4-QUMemokcu¢>eHUA)-chA)—aMuno]-nponan-
XUgpoxaopug,

F = 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-ZH-B-()eHgasenun—il-on-
3—UA]-3-[N-MemUA-N-(2-(4—aMUHo—3,5-guxz\op(peuufx)-emu/\)-aMUHo]-
nponas,

G = 1-[7,8-911Memokcu-1,3-guxugpo-2H-3-66113a3enun-2—ou—3—uA]-3-
[N—MCITIUA-N-(2-(4-Mem0kCUC1)CHUA)-emUA)-aMUHO]-npODaH-XngOXAOpUg,

H = 1-[7,8-gumcmokcu—1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6eH3aBCnUH-’Z-OH-
3-UA]-3-[N-MemUA-N-(2-(4-Memokcucp6}mz\)-chA)-aMuno]-nponaH-
Xugpoxaopug,

[ = 1-[7,8-MemUAengu0kcu—1,3,4,5-mempaxugpo-ZH-3-6en333enuu-2-
L’)H-3-UA]—3-[N-MCII1UA-N-(2—(3,4-QUMGI‘110RCU(I)CHUA)—CmUA)-aMUHO]—
nponan-xugpoxaopug,

J = 1-[7,8-gumem0kcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H—3—6eH3asenun-2-0H-
3-uA]—3—[N-aAUA-N-(2-(3,4—gumemokcuc}>eHUA)-emUA)-amuuo]—nponan—
Xugpoxaopug u

K = 1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-66}13asenuu-2-ou—3-u;x]-3—
[N-MemUA-N-(Z—(3,4-MemuAengokcucbeHUA)-emuA)-amuuo]-nponaH-

Xugpoxaopug
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13 cpabHeHUC
L= 1-[7.5-gusmemokcu-1.2.3 4-mempaxugpo-3H-2-Genearenun-1-on-
2-ua]-3-[N-Memua-N-{2-(3 d-gusteniokcud e -c it - ayiulio |-nponat-
LA (”‘-{ IARY \Pl_lq

ce uicacglum Kakmo caegBa:

1. Bausmue Brpxy cupgennus pumesM npu komku:

Bausnuemo Ha uscaeyBanono BewecmBo Bupxy crpgeunus punuM
dewe uzcaegBane kamo Ha ¢ komku om gBama noaa ¢he CpegHO mezan
25 - 35 kg 6ewe gagena no egna gosa. [lpu moBa komkume Osxa
nocmaBenu nog napkosa ¢ Nembutal ( 30 mg/kg i.p.) u Chloralose-Urethan
(40 mg/ml Chloralose + 200 mg/ml Urethan cnopeg neobxogumocmmay.
VscaegBanomo BewecmBo, BvB Bogen pasmBop ce umkekmupa B8
Benama saphena, cbomBemno B gyogenyma.

Cvpgeynusam pumeM ce pezucmpupa Bupxy nosuepa¢ na Grass
npegu u caeg nogaBanemo Ha BewecmBomo, om eackmpokapguozpamMama
(npekopguaano omBeXkgane) ¢ nomowyma Ha maxozpad Ha Grass .

CaegBawama mabauua cegbpka HaMepeHume cmoliHocmu:

BewecmBo gosa cnagaHle Ha | nepuog Ha NoAy-
mg/kg Cbpg. pumbM pasnagane

(min)
A 1.01v -55 % >120
B 1.0iv -45 % >120
C 1.0 iv -44 % > 90
D 1.0iv -41 % 80
E 1.0 iv -45 % > 90
F 1.0iv -51% >120
L 1.0iv -8.2 % 13

‘
BAD ORIGINAL @
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2. BausiHue Bupxy cbpgeunus punibM Ha npegctpgueme npu mopcku

cBunuema:

Jl30AUp4HU  CNOHMAHHO —NYACUPAalu  Npegebpgud  Ha Mopcku
cBuhuema om gBama noaa ¢ meaao 300-400 g 6sxa uscaegBanu B mupogen
pasmBop. Xpanumeanusam pasmBop Sewe 3axpanBan ¢ kapbozen (95 %
0, + 5 % COy) u noggbpkan nocmosiHo npu 3U °C. Konmpakuuume ce
pesucmpupam U30MempuiHo nocpegemBoM  MeEH30MEMpuvHa  ACHMA
Bopxy noauzpad na Grass, MscaegBanume BewecmBa ce gobaBam B
pa3sAUMHU KOHUEHMpauuu 3a no 60 min. kM ¢pusuosozuynus pasmeop.

Om Makcumasnume edekmu ca nocmpoeHu KOHUEHMPAUUOHHU
kpuBu u om msX onpegeAcHu koHuenmpauuume, koumo namaasBam
cbpgeunus pumsM ¢ okoao 30% ( = EC-605()

CaegBawjama mabauua cbgbpka HamepeHume cmotiHoCcmu:

BewecmBo EC-60,, [pg/ml]

A 0.030

C 0.097

D 0.058

E 0.066

F 0.014

G 0.014

H 0.0079

I 0.063 |
J 0.050

K 0.014

3. Ocmpa mokcuunocm:
Ocmpama mokcuyHocm Ha uscaegBanume BewecmBa 6e onpegeachHa
Bupxy mMuwku (Bpeme 3a nabarogenue 14 gnu) caeg unmpaBenosHo uau

opaaHo BuBekgane:
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t

BeuteemBo ! mokceuutocm (LD¢,) ?

A 89 my/kg Lv. 1350 mg/kg p.o. |

Ha Gasa na Japmakoaozudrume cu  cBolicmBa, noayvenume
cb2AaacHo uzobpemeHuemo CbeguHERUs, Ca NOgXOgsu 32 Ae€YeHUE Ha
cunycoBu maxukapguu ¢ paszAuden npousxog u 3a npodusakmuka u
mepanusi Ha ucxeMuuHa foaecm Ha Cbpuemo.

Ilosama, HeobxoguMa 3a nocmuzaHe Ha cbomBemnomo gelicmBue
cbgbpka ueaectobpasno egun go gBa nvmu gueBuo 0.03 go 0.04 mg/kg
meza0, npegumuo 0.07 go 0.25 mg/kg meaao. IIpu moBa cvegunenusima ¢
obwa ¢opmyaa [, noayueHu cwveaacHo uszobpemenuemo, kakmo u
$U3UOAO2UYHO NOHOCUMUME COAU C HEOP2AHUYHU UAU  Op2aHuvRU
kuceaunu, eBenmyaano B8 kombunauusg c¢ gpyeu akmuBuu BewecmBa,
3aegH0 ¢ eguH uau Hsikoako uHepmHu, ofuvaiiHu HOcCUmeEAU U/uau
paspegumeau, Hanp. ¢ uapeBuuHo Huwlecme, MaevHa 3axap, mpecmukoBa
3axap, MukpokpucmaAauHHa  UeAyA03a,  MaznesueB  cmeapam,
noAuBuHUANUPOAUGOH, AUMOHEHa Kkuceauna, Bunena kuceauna, Boga,
Boga/emanoa, Boga/zauuepun, Boga/copbum, Boga/noauemuasenzaukoa,
nponuaenzaukoa, kapbokcuMemua-ueayaosa uau BewecmBa, cbgvpkauu
MasHuHu kamo mBbpga MasHUHA, UAU HEUHU NOYgXOogsuwiu CMecu, ce
npepabomBam B obuuatinu AckapcmBeru npenapamu kamo mabaemku,
gpakema, kancyau, npaxoBe, cycnensuu, kanku, amnyau, cokoBe uau
cBewuuku.

CaegBawume npumepu mpatBa ga ofdgcuam  no-nogpodHo

uzobpemenuemo:
[ToayuaBane na usxognume CbegUHEHUSsI

Ilpumep A

7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-oun
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a) xaopug Ha 3 4-gumMemokcudenurouemnama kuceauna

KM cycnensus Ha 549.4 g 3, 4-gumemokcudenusouemua kuceauna B
600 ml Memuaenxaopug ce gobaBsm Ha kanku npu pastupkBane 3a 2 vaca,
600 ml muonuaxaopug. Caeg npukarouBane Ha 2asoomgeasemo (16 yaca)
ce Bapu owe egun uac nog obpamen xaagnuk. Caeg omempansBane Ha
AecHO AemauBume komnonenmu, ocmambkbm ce gecmuaupa nog Bakyym.

JTo6uB: 486 g (80. 8% om meop. cmotliHocm)

Temnepamypa na kunene: 134-136 °C/1.95 bar

6) N-(2,2-gumemokcuemua)-3,4-gumemok cudpenuaauemamug

IIpu oxaakgane c aeg, pasmBop om 4852 g xaopug na 3,4-
gumemokcudenuaouemna kuceauna 6 1.1 I Memuaenxaopug ce gobaBga na
kanku npu 15-20 °C kem pasmBop na 246.2 ml amunoauemasgexug-
guMemuaauemaa u 315 ml mpuemusamun 8 2,2 1 Memuaenxaopug u ce
6epka owe eguu uac npu 16-18 °C. Caeg moBa ce ekcmpaxupa
muozokpamuo ¢ Boga, cywu ce Hag MaznesueB cyagam u ce usnapsfa.
[Toayuenomo Macao uskpucmasusupa GaBHo.

o6uB: 608 g (93% om meop. cmotinocm)

Touka na monene: 66-69 °C

B) 7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-on

PasmBop om 600.6 g N (2,2-gumemokcuemua)-3,4-gumemok cuderua-
auemamug B 3 1 konuenmpupana coaHa kuceauna peazupa ¢ 3 1 aegena
ouemna kuceasuna. Caeg npecmot om 17 yaca npu cmatiia memMnepamypa,
cMecma ce usauBa Bopxy Aeg. Ymaenume kpucmasu ce ¢uampyBam,
uamuBam ce go HeympasHa peakuus ¢ Boga u ce cywam.

To6uB: 350 g (75.4% om meop. cmoiinocm)

Touka na monene: 234-237 °C

IIpumep B
7 8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on
Cycnensus na 21.9 g (0.1 mol) 7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-
Gensasenun-2-on u 1.5 g naaaguii/Be2aen (10%-en) B 200 ml aegena
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vuemHa kuceauna ce xugpupa npu 30 °C u nasasizane Ha Bogopog om 5 bar.
Caeg ¢uampyBane Ba kamaauszamopa, pasmBopumessm ce usznapsBa nog
Bakyym u ocmamubkem ce pasmBaps ¢ Memuaenxaopuyg. Caeg ekempakuus
¢ pasmbop Ha HampueB GukapOGonam u usmuBane ¢ Boga, ce cywu Hag
MazHesueB cyadpam, KoHuenmpupa u ce npcuucniBa npes cusukacen ¢
MeMUAEHXAOPUY 1 cacy MobBa ¢ vBeauyaBawu ce vacmu Memanva igo 1u
“T

JobuB: 12,6 g (57 %6 om meopem. cmolinocm).

Touka na monene: 188 - 191 °C.

[Ipumep C
7,8-guMemokcu-2.3 4. 5-mempaxugpo- 1H-3-Genzazenun

Kus cyenensus na 1,3 ¢ (6 mmol) 7.8-gumemokcu-1,34,5-
mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on u L1 ¢ (3 mmol} nampueB
Gopxugpug B 20 ml guokcan ce npubaBa na kanku pasmBop na 1,8 g
Aegena ouemna Kuceauna 8 10 ml guokcan, Bapu ce 3 waca nog obpamen
xaagHuk, uznapsaBa ce u ce pasaaza ¢ Boga. Cmecma ce ekcmpaxupa 2
nbmu ¢ Memuaenxaopug, ekcmpakmem ce usnapsaBa u ocmambkbm ce
pasmBaps B8 emep. Caeg ¢uampyBane emepbm ce omcmpanaBa BB
Bakyym.

HobuB: 1,1 g (92,7 % om meopem. cmotinocm).

Touka Ba monene: 86 - 89 °C.
Hpumep D

N-[3-[N'-memua-N'-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-amMuno]-nponual-2-
(2-amuno-4,5-gumemok cupenua)-auemamug
333 g (0.07 mol) N-[3-[N'-memua-N'-(2-(3,4-gumemokcudenua)-

emua)-amMuHo]-nponuaj-2-(2-aumpo-4,5-gumemokcuderua)-auemamug,

|
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pasmBopenu B 500 ml MemanoA ce xugpupam npu 25 °C u HaastzaHe Ha
Bogopoga 5 bar B npogbakenue Ha § waca B npuckemBue na 10 %-en
nasaguii/Bvzeaen.  Caeg  omcmpansaBaemo  Ha kamaauzamopa,
pasmBopumeasim ce gecmuaupa nog Bakyym.

Mo6uB: 31.5 g (100% om meop. cmotinocm) Buckoino Macao.
ITpumep E

6,9-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensaaenun—2-0H

2.0 g (0.007 mol) N-(2,2-gumemokcuemua)-2,5-gumemok cudenua-
auemamug ce 3aauBam ¢ 3 ml noaudocpopna kuceauna u ce 6epkam 60
min npu 90 °C. Caeg moBa ce cmecBa ¢ aegena Boga, ymaenusm npogykm
ce $puampyBa u ce cywu.

Tlo6uB: 0.98 g (64% om meop. cmolinocm).

Touka na monene: 188-191 °C.

Ipumep F

7,8-gumMemua- 1,3-guxugpo-2H-3-6en3asenun-2 —oH

[ToayuaBa ce kakmo npumep E om N-(2,2-gumemok cuemua)-3,4-
gumemuadenusauemamug u nosupocpopna kuceauna.

Jo6uB: 40.1% om meop. cmotliHocm

Touka na monene: 220-224 °C.

IIpumep G

7,8-guMemokcu-5-M6mUA-1,3—guxugpo-3,4-66}1309ua3enun-2-on
19.5 g (0.082 mol) 2-auemua-4,5-gumemokcudpenuaoucmua kuceauna
ce cycnengupam B 200 ml emanos, cmecBam ce ¢ 82 ml 98%-en

xugpasuaxugpam u ce Bapam 6 waca nog obpameH XaagHuk.
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Peakuuonnama cmec ce usnapaBa BuB Bakyym u ce npewucmBa npes
cuaukazeaoBa koaona ¢ MemuaeHxAopug u 1% emanoa kamo eayenm.
HoGuB: 9.6 g (50 % om meop. cmolUHOCcMm).

[R-cnekmwup {(Memuaenxaopug): 3300 cm-1 (NH}
2830 ¢cm-q (‘OCH%)
1650 ¢m-1 (CO)

Ilpumep H
7,8-gumemokcu-1,3,4-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2,4-guon
a) 7,8-gumemokcu~2—aMUH0-4-6p0M-1H-3-66H3 asenun-
xugpobpomug

3.7 g (0,017 mol) 3,4-gumemokcu-o-$peHuacH-guauemonumpua ce
cycnengupam B 10 ml ouemna kuceauna u cMecBam ce npu 20°Cc 12 ml
30 %-na 6pomoBogopogna kuceauna B aegena ouemna kuceauna. 3 vaca
ce 6bpka npu cmatila meMnepamypa U nagasama ymatika ce duampyBa
Ha Hymu-$uambp, usMuBa ce c Aegena ouemna Kuceauna, caeg moBa ¢
auemon/emep U ce uscywaBa.

To6uB: 5.3 g (8% om meop. cmotiHoCcM)

Touka Ha monene: 210-211 °C (pasa.)

6) 7,8-gu1vternokcu-1‘3,4,5-mempa‘\'ugpo-2.H-3-6eu3asenuu—2,4-guon

53 g (0,014 mol) 7 8-gumemok cu-2-aMuno-4-6pom-1H-3-
Gensazenunxugpobpomug ce pasmBapsim B 100 ml zopewa Boga, cmecBam
ce ¢ 1.3 g GesBogen nampueB auemam u ce zazpsiBam 1 vac go 90 °C.
Peakuuonnama cMec ce oxaakga, usmMuBa ce cbec cmygena Boga u ce cywu.

Io6uB: 2.9 g (88% om meop. cmotiHocm).

Touka na monene: 235 °C (pasa.)

Ipumep 1
N-[3-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxug po-2H-3-6enzasenun-2-on-3-ua)-

NponuAj-MemuAaMuHXugpoxAopug
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[ToawaBa ce kakmo npu npumep B upes kamasumuuno xugpupaHe
Ha 1-[7.8-guntemokeu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-(N-
HEHIUAMEMUAAMUHO )-NPONaH.
HoduB: §7% om meop. cmolnocm.

Touka na monene: 110 °C (pasa.)
Ipumep J

1-xaop-3-[N-memua-N-(2-(3,4-guMemokcudenua)-emua)-aMuno]-nponan

a) 3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-amMuno|-
NPONaHoA

Cmec om 2.1 g (0.011 mol) N-memua-2-(3,4-gumemokcudenua)-
emuaamun u 0.9 g (0.011 mol) emuaoB ecmep Ha akpusoBama kuceauna ce
ocmaBs ga npecmou egHa How, npu cmatiia memnepamypa. [loaydenusim
npu moBa npogykm Ha npuckegunsBaue ce pasmBapst 8 40 ml emep u ce
go6aBs na kanku 3a 15 min, npu pastvpkBane koM cycnensus om 0.3 g
(0.008 mol} aumueBoaaymunueB xugpug B 20 ml emep. Caeg 5 wacoBo
Bapene nog obpamen xaagnuk ce oxaakga u caeg moBa ce go6aBsam Ha
kanku 30 ml nacumen Bogen pasmBop na nampueB cyadam. [lagnasama
ymaiika ce ¢uampyBa npes cusukazea u ¢uampamem ce ekcmpaxupa ¢
Memuaenxaopug. Opzanuunama ¢dasa ce cywu Hag HampueB cyadam u ce
usnapsiBa go cyxo.

Jo6uB: 3 g(89.7 % om meop. cmolinocm)

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3600, 3230 em'! (OH) m/e = 253
(C14H»NO;5: 253.35)

6) 1-xaop-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcuderua)-emua)-aMuHo]-
nponax

Kom 4 g 3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-aMuHo |-
nponanoa ce gobaBsm 2.75 g xaopug Ha GensoacyaponoBama kucesuna.

Caeg npecmoil om 1/2 wac ce pasmBaps B Memuaenxaopug, usmuBa ce ¢
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30%-en pasmBop Ha nampueB xugpokcug u Boga, cywu ce nag nampuet
cvadam u ce konuenmpupa BB Bakyym. Caeg npevucmBane npes koaona
cbe cuaukazea {eAyeHm: MemuAeHXAOpug/emaHoa) ce noayvaBa
OesuBemHo MACAO.

Ho6uB: 1¢g (17% om meop. cmolHoCcm )

C,4H,,CINO, (271.8)
Mavucaeno: C 61.86 H 8.15 N 5.15
Hamepeno: C62.00 H 8.00 N 4.63

IIpumep K

N-memua-N-[2-(3,4-gumemok cuenua)-emua]-auemugunbpomug

3 g (0.011 mol) 3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-
amMuHo]-nponanoa ce pasmBapsim B 15 ml Memuaenxaopug u npu 0-5 °C ce
go6aBs Ha kanku pasmBop Ha 2 ml ¢ochopen mpubpomug B 5 ml
Memusenxaopug. Caeg 3azpsiBane go cmalina memnepamypa, ce Bapu 2
yaca nog obpamen xaagHuk. MsnapsBa ce go cyxo, caeg moBa ce
pasmBaps B Memuaenxaopug u ce Mue ¢ 2 n nampueB xugpokcug u Boga.
Opzanuunama ¢asa ce cywu Hag HampueB cyagam u ce usnapsBa go cyxo.
Caeg npeuucmBane na cypoBus npogykm npes koaona cee cusukazea
(eayenm: MemuaeHxaopug/emanoa = 100 : 5), ocmamekbm ce 3azpaBa
owe 40 min npu 60-70 °C.

Jo6uB: 1.8 g (48% om meop. cmotinocm).

Touka na monene: 175-180 °C.

Ilpumep L
7.8-gumemokcu-2,3-guxugpo-1H-3-6ensasenun

Kunsnua cycnensus om 0.8 g aumueBoaaymunueB xugpug 8 100 ml
abcoaromen guokcan ce cMecBa ¢ 2.2 g (0.01 mol) 7,8-gumemokcu-1,3-
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guxugpo-2H-3-Genszazenun-2-on u caeg mobBa ce zaepdaba 3 waca noy
obpamen xaagHuk. [Tpu oxaakgane ¢ Aegend Boga ce cMecBa ¢ 10 Yo-en
pasmBop Ha amonueB xaopug u obpasyBanama ymaiika ce $uampyBa Ha
nyvmu-¢guamep. Puampamevm ce konuenmpupa BB Bakyym go obem  om
okoao 20 ml, nagnaaama 6siaa ymatika ce guampyBa na nyd-duamep u ce
usMuBa ¢ Maako guokcan.

Mo6uB: 0.9 g (43.8 % om meop. cmoliHocm)

Touka na monene: 162-163 °C.

[ToayuaBane na kpatinume npogykmu

[Ipumep 1

1-[7 8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ens azenus-2-on-3-ual-3-[N-memua-

N-(2-(3,4-gumemok cudeHuA)-emuA)-aMuHO]-NpPONaHXUgpOXAOpUg

a) 1—(7,8-gUMemokcu—1,3-guxugpo—2H-3-6eu3asenuu—2-ou-3—UA)-3-
XAOpNponax

131.5 g (0.6 mol) 7 8-guntemokcu-3-guxugpo-2H-3-6ensazenun-2-08
ce cycnengupam B 900 ml gumemuacyagokeug u ce cMecBam npu Gvpkane
¢ 80.8 g (.72 mol) kasueB mpem-Gymusam. Caeg 10 min. noayuenusm
pasmBop ce goGaBa na kanku, npu oxiakgane ¢ aegena Boga, kem 77 ml
0.72 mol) 1-6pom-3-xaopnponan B vt mi gumemuacvadokeug. Caey
kpamko Bpeme, Masnama ymaiika sanouBa ga kpuemaausupa. Vmatikama
ce puampyBa Ha nymu-duamep, pasmBaps ce B auemon, ymasiBa ce owe
BegnbXk ¢ Boga, puampyBa ce u ce cywu.

Jlo6uB: 155.5 g (87.3 % om meop. cmoliHocm).

Touka na monene: 101-103 °C.

6) 1—[7,8-QUMemokcu-1,3-guxugpo—2H-3-66113aaenuu—Z-on-3-UA]-3-[N-

memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-aMuto]-xugpoxaopug

\.BAD ORIGINAL g
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5.9 g(0.02 mol) 1-(7,8-gumemokeu-1.3-guxugpo-2H-3-6ensazenun-2-
on-3-ua)]-3-xaopnponan u 117 g (0.06 mol) N-memua-2-{3.4-
gumemok cudrenua)-emuaamun ce 3azpsiBam 3 waca npu 100 °C, oxaakgam
ce u ce pasmBapam B ecmep Ha ouemHama Kuceauna/Boga. Opzanuinama
$asa ce omgeas, usmuBa ce 3 nbmu ¢ 1%-na ouemna kuceauna u 2 nvmu
ce ekempaxupa ¢ 2 n coada kuceauna. Coanokucesusm ekecmpakm ce
obpabomBa ¢ amonsk u ce ckcmpaxupa ¢ MEmMUACHXAOPUY.
PasmBopumeasm Hna ckcmpakma ce omcmpansiBa Bu8  Bakyym,
ocmambkbm ce pasmBapsa B auemoH u ¢ emepHa coaHa kuceauna ce
ymasiBa xugpoxaopugbm.

Ho6uB: 6.9 g (70.3% om meop. cmotiHocm)

Touka na monene: 190-191 °C (pasa.).

ITIpumep 2

1-[7,8-gumemokcu-2,3,4,S-mempaxugpo-1H-3,5 -6enzoguasenun-2,4-guon-
3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-amuno]-nponan-

Xugpoxaopug

4.6g (0.01 mol) N-[3-[N'-mMemua-N'-(2-(3,4-gumemok cupenua)-
emua)-amunol-nponua}-2-(2-amuno-4,5-gumemokcudenua)-auemamug  u
3.6g (0.022 mol) N, N'-kap6onuaguumugasoa ce Bapsim 33 vaca 8 100 ml
auemoHumpuA. PasmBopumeasm ce omgeas Bv6 Bakyym u ocmamekbm
ce npequcmBa npes Alumina WoelmN, Akt. 11, ¢ Memuaenxaopug u 15 %
auemon kamo eayenm. (pakuuume ce konuenmpupam 618 Bakyym,
ocmambvkem ce pasmBapsa B auemon u ce ymasBa ¢ emepHa COAHa
kuceauna (emep HacumeH ¢ xaopoBogopog).

Jo6uB: 1.1 g (21.7% om meop. cmotinocm).

Touka na monesne: 125-130 °C.
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IIpumep 3

1-[7,8-gumemokcu- 1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3zazenun-2-on-3-ua]-3-[N-

Memua-N-(2-(2-amuno-3.5-guxaopdenua)-aMuno]-nponat

[Toayuen cbzaacHo npumep 16, upes BzaumogeticmBue na 1-(78-
gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ens a3enuH-2-oH-3-ua)-3-
xaopnponan N-[2-(2-amuno-3,5-guxaopeHuA )-emuA}-MemuAaMuH.
Macao

UV-cnekmbp (emanoa) A make. 240 nm (0.34)

285 nm (0.14)
306 nm (0.10)

IR-cnekmwep (guxaopmeman): 2 810 cm-1 N-aakua

2 840 cm™! O-CH,
1655 cm1 C=0
1520 u 1620 cm! (C=C)

ITIpumep 4

1-[7,8-911Memokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3—6cu3ascnuu-Z-ou-3-uA]-3-[N—
memua-N-(2-(3,4-gumemok cudeHuA)-emua)-amMuHol-
nponaﬁguxugpomopug

5.8 g (0.0127 mol) 1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-Gensazenun-
2-0H-3-11A]—3-[N-M€mUA-N-(2,3,4-QUMCmOkCU(1‘rCHUA)-CmUA)-aMUHO]-
nponan pasmBopenu B 60 ml ouemna kuceauda, npu cmaliHa
memMnepamypa U Haasizane om 5 bar ce xugpupam B npucbemBue na 10 %-
ed naaaguii/Bveaen 3a 5 waca. Kamaausamopbm ce om¢uampyBa,
$puampamnm ce konuenmpupa BeB Bakyym u ocmambkbm ce pasmBaps B
MemuaAeHxAOpUg/noAyRacumer  pasmBop Ha  kasueB kapbonam.
Opzanuynama dasa ca obpabomBa ¢ akmuBen Bvaaen/6eausna npbem,

duampyBa u ce konuenmpupa 6b8 Bakyym. Caeg moBa ocmambkbm ce
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pasmbBapst B auemon u guxugpoxaopugbm ce ymasBa ¢ emepuuHa coAHa
Kuceauna.
HobuB: 6.2 g (92% om meop. cmolinocm).
Touka na monene: 137 °C (pasa.).
[Ipu usnoasBane na ekBumoaapru koauvecmBa emanoaoBa coana

kuceauna ce noaywaBa xugpoxaopug ¢ m. m. 165-168 °C.
Ilpumep 5

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua)-3-[N-
Memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua )-emua)-amuHo]-
NpoNaHguxugpoxAopug

a) 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-
uA)-3-xaopnponan

IToayuen nogofno Ha npumep la upes BsaumogeiicmBue na 7,8-
gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on ¢ 1-6pom-3-
Xaopnpona (go6uB: 50% om meop. cmotiHocm) UAU nogo6HO Ha npuMep
4 upes kamaaumuuno xugpupane na 1-(7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-
Gensasenun-2-ou-3-ua)-3-xaopnponan  (gobuB: 88 % om meop.

cmoiinocm).
Touka Ha monene: 84-85 °C

6) 1-[7,8-QUMcmokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-ZHJ-Geusa3enun-2-on-3-UA]-3-
[N-mMemua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-amuno]-nponanguxugpo-
XAopug

[ToayuaBa ce nogofno Ha npumep 16 upes BzaumogeiicmBue na 1-
(7,8-gu1wemokcu-1,3,4,5—mempaxugpo-2H-3-66H3a3€nuu-2—ou-3-uzx)-3—
xaopnponan ¢ N-Memua-2-(3,4-guMemok cudenua)-emuaamun.

HobuB: 75.2 % om meop. cmolinocm.

Touka na monene: 135-137 °C (pasa.).
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Ilpumep 6

1-[7,8-gumemokcu-2,3,4,5-mempaxugpo-1H-3-6en3azenun-3-ua]-3-[N-
Memua-N-(2-(3,4-gumemokcudreHua)-emua)-aMuno |-

NPONaHGUXUGPOXAOpUY

27 g (6 mmoly 1-[78-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
Genzazenun-2-ou-3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-
amuno]-nponad ce pasmBapam B8 100 ml abcoaromen emep u 100 ml
abcoaromen mempaxugpodypan, cMmecBa ce ¢ 0.25 g aumueBoasymunueB
xugpug u ce Bapu 3.5 yaca nog o6pamen xaagHuk. Caeg oxaakgane u npu
oxAakgane ce gobaBsa 10 %-en pasmBop Ha amMoHueB xaopug, ¢puampyBa
ce Ha Hymuduambp u ¢uampambm ce usnapsaBa. Ocmamvkem ce
npeyucmBa npes koaona cbe cuaukazea ¢ Memuaenxaopug. Ppakuuume
ce koHuenmpupam, ocmamekbm ce pasmBaps B auemon u ¢ MemanoaoBa
coana kuceauna ce ymasBa guxaopugbm.

J1o6uB: 1,5 g (48.5 % om meop. cmoiliHocm).

Touka na monene: 270-271 °C(pasa.)

IMpumep 7

1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-uaj-3-[N -MemuA-

N-(2-(4-Memokcudenua)-emua)-aMuHo |-nponarguxugpoxaopug

[Toayuen nogo6uo na npumep 16 upes BsaumogeticmBue na 1-[7,8-
gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6enzazenun-2-on-3-ua}-3-xaopnponan ¢ N-
Memua-2-(4-Memokcudenua)-emuaamMun

HobuB: 76.2 % om meop. cmolinocnY}

Touka na monene: 139-142 °C
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Ipumep 8

1-[7.8-gumemokcu-1,3 4 5-mempaxugpo-2H-3-Gensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-
Memua-N-(2-(4-Memok cupenua)-emua)-aMuHo |-npon aHxugpoxaopug

[Moayuen nogobno na npumep 4 upes kamasumuuHo Xugpupane Ha
1-[7.8-gumemokcu-1,3 -guxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua]-3-[N-memua-
N-(2-{4-Memokcudenua)-emua)-amMuno]-nponan,

HobuB: 73.3 % om meop. cmotinocm.

Touka Ha monene: 175-177 °C.

Ilpumep 9

1-[7,8-Memuaenguokcu-1,3,-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ual-3-[N-

mMemua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua )-aMuHo |-nponaHxugpoxAopug

a) 1-(7,8-memuaenguokcu-1,3-guxugpo-2H-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-
XAOpPNpONaH

IToayuen nogofno nHa npumep la upes BzaumogeticmBue na 7.8-
Memuaenguokcu-1,3-guxugpo-2H-6enzazenun-2-ou. (mouyka na monene:
195 °C (pa3sa.) ¢ 1-6pom-3-xaopnponan.

HobuB: 72.1 % om meop. cmotHocm.

Touka na monene: 75-79 °C.

o) 1-[7,8-Memuaenguokcu-1,3,-guxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on-3-ua)-
3-[N-Memua-N-(2-(3,4-guMemok cudenua)-emua)-amMuno]-
NPONaHXugpoXAopug

IToayuaBa ce nogo6Ho Ha npumep 16 upes BzaumogelicmBue na 1-
(7,8-memuaenguokcu-1,3-guxugpo-2H-6enszasenun-2-on-3-ua)-3-
xaopnponad ¢ N-memua-N-2-(3,4-guMemokcudenua)-emuaamun.

Ho6uB: 77.2 % om meop. cmoiinocm.

Touka na monene: 185-187 °C.

!
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[Ipusep 10

l-["’.\-\1enm.\eng}u~:vkcu—l,5\4,5-n1¢mp:mugp»3H-3-6@11’4:1';enun-3-nu-.l—u,.\}-
3-[I\'—Mcn1u-\-N—(2-(3.4—qurwxema;mkcuq:»euu.,\;-emu;\‘;-:.x,\xuux,r]-
NPONARXUGPOXADPUY

[Toayuen nogodno na npusep 4 upes kKamasumuvno Xugpupane Ha
l—{T,S-MCmUACHQU()RCU-1,3-QUXU(JPO-ZH-3-661-1"5336[]1.1}1-2-OH-E'-UI\]—S-[N-
senua-N)-2-(2 4-gumemokcudeHuA }-emua )-aMUHO-nponan.

TobuB: 77.3 % om meop. cmoliHocm)

Touka na monene: 210-212 °C,

IMpumep 11

1-[7,8-gumemokcu- 1,3,4,S-mempaxugpo—ZH—3-66H3asenuu-2-on-3-UA]-3-[N-

Memua-N-(2-)-3,4-gumemok cudenua)-emua)-aMuHo]-nponan

KM pasmBop na 022 g (0.5 mol) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-ZH-3—66113asenun-Z-ou-B-UA]-3-[N-(2-(3,4-
gumemokcudenua)-emua)-amuno]-nponan, 0.5 ml 37 %-en pasmBop Ha
dopmaaun, 2 ml auemonumpua u 0.1 g nampueB uuanobopxugpug ce
go6aBsm npu cmatina memnepamypa 0.05 ml segena ouemna kuceauna.
CAeg‘QBa yaca ce gobaBam owe 0.05 ml aegena ouemua kuceauna u ce
6vpka 1/2 uwac. Ilpepabomkama ce usBopwBa upes usnapsBaue,
pasmBapsme B MemuaeHxaopug, usMuBane ¢ 2n nampueBa octoBa u Boga.
Macywenama Hag nampueB cyadam opzanuuna ¢asa ce konuenmpupa u
ce npewucmBa npes cuaukazea.

Tlo6uB: 104 mg (45.5 % om meop. cmoiinocm), Buckosno Macao.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1645 cm-1(CO).

1510 cm™! (apomam. C=C)

Touka na monene: 137 °C (pasa.).

\BAD ORIGINAL Q
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IIpumep 12

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzaszenun-2-on-3-ua]-3-[N-
Memua-N-{2-(3,4-gumemokcudenuaj-emua)-aMuno |-

NpoNaHguxugpoxAopug

22 g (0.075 mol) N-[3-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
Genzazenun-2-ou-3-us]-nponuamMemusamun ce 3azpsaBam ¢ 72 g (0.036
mol) 2-(3,4-gumemokcudenuaj-emuaxaopug B npogwvakenue na 20 vaca
npu 140 °C. Caeg pasmBapswe Bna peakuuonnus npogykm B
MemuaAenxaopug, pasmBopem ce npomuBa egun nbm ¢ 2n HampueBa
ocroBa u 2 nbmu ¢ Boga, cywu ce Hag HampueB cyadam u ce usnapsaBa.
Ocmamvksm ce npeuyucmBa xpomamozpadcku cwe cuaukazea (pasmep Ha
yacmuuume: 0.063-0.2 mm; eayenm: MemuaeHxaopug/Memanoa = 10 : 1).
Taka noayuenusm npogykm ce pasmBapa B auemoH u ¢ emepHa COAHa
kuceauna ce ymasiBa guxugpoxaopugbm.

Jo6uB: 8.0 g (45 % om meop. cmoliHocm).

Touka Ha monene: 135-136 °C (pasa.).

Ilpumep 13
1-[7 8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3 asenun-2-on-3-ua)-3-[N-

memua-N-(2-(4-auemuaamMuno-3,5-guxaop$enua)-emua)-aMuHo [-nponan

3 g (0.0063 mol) 1-[78-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
6enszazenun-2-on-3-ual-3-[N-memua-N-(2-(4-amMuno-3,5-guxaopdenua)-
emua)-amuno)-nponan 8 50 ml xaopodopm u 0.7 g (0.007 mol)
mpuemuaaMuH ce cMecBam Ha NOpuuu npu memnepamypa Ha kunene ¢
obwo okoao 0.8 ml auemuaxaopug u ce Bapsam nskoako uaca. Caeg
oxaakgane go cmatiHa memMnepamypa ce npomuBa ¢ Boga. Bognama ¢asa

ce npaBu cuano askaana c¢ 2 n nampueBa ocHoBa u ce ekcmpaxupa ¢
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MemuaeHXAopUg. OmgeaeHama opzadHuunHa $asa ce cVuu Hay Hampuels
cvagam u ce wsnapaBa. Taka noavuenusm cypoll npogykm ce npevucmbBa
xpomamozpadeku ¢be cuaukazea (PasMep Ha vacmuuume: 0.063-0.2 mm;
CAYEHM: MemuacHXAopug/Memanoa = 8 1).
Touka na monene: 144-146 °C.

IIpumep 14

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ens3 asenuH-2-oH-3-ua]-3-[N-

Memua-N-(2-(4-amuno-3,5-gubpomdenua }-emua j-aMuno-nponan

KoM pasmBop na Ig (0.0025 mol) 1-[7,8-gumemokecu-1,3,4,5-
mempa}mgpo-ZH-3-66}13ascnuu-Z-ou-B-UA]—3—[N-MemUA—N-(2-(4-
aMunodenua}-emua)-amuno]-nponan 8 20 ml 95 %-na ouemna kuceauna
ce npubaBam na kanku 0.8 g (0.005 mol) 6poM npu 6epkane u cmatina
memnepamypa. Caeg 60 min pasmBopumesam ce omcmpanaBa ¢
pomauuoHen usnapumes. Ocmambkem ce pasnpegeast mexXkgy 2Zn
nampueBa ocroBa u MemuaeHXAOpUg. (Pazama ¢ Memuaenxaopug ce
usmuBa 1 nbm ¢ Boga, cywu ce Hag HampueB cyadpam u caeg moBa ce
usnapsBa BB Bakyym. [ToAyuenusm MacaeH ocmambk uskpucmaausupa
npu cmaiila meMnepamypa U, 3a ga Ce npevucmu gonbAHUMEAHO, CC
npekpucmasusupa om abCOAIOMEH €MaHOA. '

Touka na monene: 105-110 °C.

IIpumMep 15

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5 -mempaxugpo-2H -3-6enzasenun-2-on-3-ua}-3-[N-

memua-N-(2-(3,4-gumemok cudeHuA)-emua)-aMuHo}-nponan

022 g (0.5mmol) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-

Gensasenun-2-oi-3-ua)-3-[N-(2-(3,4-gumemok cudenus)-emua)-aMuHo -
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nponan ce 3azpsaBam 3zaegno ¢ U.2 ml 37 %-en popmaaunoB pasmBop u 0.2
ml 100 7%-na mpaBuena kuceauna 8 npoguakenue na 20 min go 90-100 °C.
[IpepadomBanemo npoguakaBa anaaozuuno Ha npumep 11. Buckosno
MACAO.
IR-cnekmup (Memuaenxaopug): 1645 em™ (CO)
1510 cm™! (apom. C=C)

Touka Ha monene Ha guxugpoxaopuga: 137 °C (pasa).
IIpumep 16

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-uaj-3-[N-
Memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-aMuHo]-nponan

Kem pasmBop na 3.29 g (10.0 mmol) N-[3-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-2H-3-6en3asenun-2-on-3-ua)-nponua)-MemuaamMusxugpo-
xaopug u 1.8 g (10.0 mmol) 2-(3,4-gumemokcudenua)-auemaagexug B 40
ml emanoa ce npubaBam 126 g (20 mmol) nampueB uuanoGopxugpug
kamo ypes npubaBsme na 2 n coana kuceauna pH ce noggepka npu 6-7.
[Ipu masu cmotinocm na pH ce 6vpka owe 48 waca npu cmaiina
memnepamypa. Caeg usnapsBane na pasmBopa BuB Bakyym ocmamwbkbm
ce pasmBapsa B paspegena coana kuceauna u ce ekcmpaxupa 2 nbmu ¢
emep. Caeg moBa Bognama ¢a3sa ce aakaausupa, ekcmpaxupa ce 3 nbmu ¢
MemUAéHXAopug, opzanuuHama ¢asza ce koHueHmpupa u ce cywu Hag
cuaukazea. Macao.

IR-cnekmnbp (Memuaenxaopug): 1645 cm™1 (CO)

1510 cm™ (apom. C=C)

Touka Ha monene Ba guxugpoxaopuga: 137 °C (pasa).
IIpumep 17

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on-3-

ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-aMuno]-nponan
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Ktm pasmBop ma 2.77 g (10.0 mmol} 3-(7.8-gumemokeu-1.3.4.5-
mempaxugpo-7H- 3 Geprnnane o 3us)-nponucHasyexug u LOS g (10.0
mmol) N-memua-2-( 3. 4-gumemokeudenua)-emuaavun 8 40 ml Memanoa
ce npudaBam 1.26 ¢ (20 mmol) wampueB yuanoGopxugpug Kamo ypes
npubaBse na coana kuceauda pH ce noggepka npu 6-7. [Ipu masu
cmotinocm na pH ce Obpka owe 50 waca npu cmaliHa memnepamypa.
Caeg usnapsBane na pasmBopa BuB Bakyym ocmambkbm ce pasmBaps B
paspegeHa coaHa kuceauna u ce ekempaxupa 3 nvmu ¢ emep. Caeg moBa
Bognama ¢asza ce aakaausupa, ekcmpaxupa ce 3 nbmu ¢ MEMUAEHXAOPUY,
opzanuyHama ¢$asa ce konueHmpupa u ce cywu Hag cusukazea. [Ipu moBa
ce noayyaBa caabo kvamenukaBo BuckosHo Macao.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1645 cml (CO)

1510 cm™! (apom. C=C)

Touka Ha monene Ha guxugpoxaopuga: 137 °C (pasa).

IIpumep 18

1-[8-memokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enszazenun-2-on-3-uaj-3-[N-
memua-N-(2-(3,4-gumemok cuderua)-emua)-amuno]-

nponanguxugpoxaopug

| a)  1-(8-memokcu-1,3-guxugpo-2H-3-Gensasenun-2-on-3-ua)-3-xaop-

nponan
[loayuen nogobuo Ha npumep la upes BzaumogelicmBue Ha 8-

memokecu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on (mouka na monene: 139-190
°C) ¢ 1-6poM-3-xaopnponas.
JobuB: 23 % om meop. cmolHocnL.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1655 cm’! (CO)

6) 1-(8-Memokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2-o4-3-ua)-

3-xaopnponan

| ORIGINA- @
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[Toavuen nogoOHo Ha opuatep 4 4pes KamasumuuHo XUgpupaie Ha
1-is-vemokeu- 1 3-guxugpo-2H-3-0enzasenun-2-oH- 3-ua- S-Xaopnponan.

JoGuB 0T T om meep. e lioont.
IR-cnekmbp (vemuaeH A opUg s 104 emLocon
By 1-[S-semokeu-1,3.4,5-mempaxugpo-2H-3-Gensasenun-2-ou-3-ual-

3 [N-memu.s-N-(2-(2,4-gumemokcudeHus 1-emu -aNUHD |-nponaHguxugpo-

Xavpug

[Toayuen nogoGHo Ha npumep 56 upes BsaumogeticmBue na 1-(8-
memokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponan
¢ N-memua-2-(3,4-gumemokcudenua)-emuramMuH.

Ho6uB: 14 % om meop. cmoliHOCM.

Touka na monene: 118-121 °C.

IIpumep 19

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua}-3-[N-
MemuA-N-(2-(4-aMuno-3-xA0p$eHuA)-emUA)-aMUHO|-nponax

IToayuen nogobno na npumep 12 om N-[3-(7,8-gumemokcu-1,3,4.5-
mempaxugpo-2H-3-6ensaszenun-2-o1-3-ua)-nponua]-MemMUAaMUH U 2-(4-
aMuHo-3-xaopdenua)-emuabpomug. Macao. |

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3380, 3480 cm] (NH,)
1645 cm™! (CO)

UV-cnekmbp (emanoa): A Make.: 238 nm (0.16)
280-290 nm (0.05).

IIpumep 20

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-

emua-N-(2-(4-amuno-3,5-guxaopdenua)-emua)-aMuHo ]-nponan

|
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[Toayuen nogoGHo na npumep 12 om N-[3-(7,8-gumemokcu-1,3,4.5-
mempaxugpo-2H-3-6ensaszenun-2-on-3-ua)-nponual-emuaarun - u - 2-¢4-
aMuHo-3,5-guxaopdenual-emuaxaopug. Macao.
IR-cnekmup (Memuaenxaopug): 3390, 3430 cm! (NH,)
1650 cm™! (CO)
UV-cnekmwbp (emanoa): A make.: 240 nm (0.13)
280-290 nm (0.05).

Mpumep 21

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua]-3-[N-
Memua-N-(2-(4-amuno-3,5-guxaopdeHua)-emua)-aMuno]-nponan

[Toayuen nogo6uo na npumep 12 om N-[3-(7,8-gumemokcu-1,3,4.5-
mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2-on-3-ua)-nponual-Memuaamud u - 2-(4-
AMUHO-3,5-guxaopdeHuA)-emuaxAopug.

Touka na monene: 94-104 °C.

IIpumep 22

C 1-[7,8-guMemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua]-3-[N-
memua-N-(2-(4-amuno-3,5-gubpomMdenuA)-emua)-aMuno|-nponan
[Toayuen nogofHo na npumep 12 om N-[3—(7,8-QUMemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on-3-ua)-nponual-memusamun - u - 2-(4-
aMuHo-3,5-gubpoMdenua)-emuaxaopug.
Touka na monene: 108-112 °C.

IIpumep 23
1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-

memua-N-(2-(4-emok cuk apGoruaamuno-3,5-guxaopdenua)-emua)-amMuno|-

nponan



46
[Toayuen nogo6uo na npumep 13 om 1-(7.8-gumemokcu-1,3.4.5-
mempaxugpo-2H-3-0enszasenun-2-oH-3-ua)-3-[N-mMemua-N-(2-(4-amuno-
3.5-guxaopdenuasj-emuaj-aMuno]-nponan U emuaoB ecmep  Ha
xaopMpaBuenama kuceauna. Macao.
IR-cnekmep (Memuaenxaopug): 3410 em™! (NH)
1650 cm™ (CO-N<)
1735 cm™! (CO-0-)
1800 cm™! (CO-0-)
UV-cnekmbp (emanoa): A Make.: 240 nm (pamo 0.08)
& 280-290 nm (0.03).

IIpumep 24

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-[N-
Memua-N-(2-(4-6uc-(emokcuk ap6orua)-amuno-3,5-guxaopdenuaj-emua)-
aMUuHo]-nponax
[Toayyen nogo6uo nHa npumep 13 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3.4,5-
mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-N-(2-(4-amuno-
3,5-guxaoppenua)-emus)-amuno)-npona u  emuaoB  ecmep  Ha
C xaopMpaBuenama kuceauna. Macao,
IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1650 cm™! (CO-N <)
| 1730 em™! (CO-0-)
760 cm™! (CO-0-)
1800 cm™! (CO-0O-)
UV-cnekmbp (emanoa): A Make.: 228 nm (pamo 0.15)
282 nm (0.03).

IIpumep 25
1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensaszenun-2-on-3-ua)-3-[N-
MemuA-N-(2-(4-emok cuk apGoruaamuno-3-uuano-5-$payopdenua)-emua)-

aMuHoO|-nponax
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[Toayuen nogoSno Ha npumep 13 om 1-(7.8-gumemokcu-13,4.5-
mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-N-(2-(4-amuno-3-
Uuan-3-gayopdenua)-emua)-aMuno]-nponad  u - emuaoB  ecmep  Ha
xaopMmpaBuenama kuceauna B npuctcmBue Ha mpuemuAaMUH.

IR-cnekmup (Memuaenxaopug): 3400 cm! (NH)
2830 cm™! (OCH»)
1730, 1650, 1510 cm™! (CO)

IIpumep 26

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ens azenun-2-on-3-ua}-3-[N-

memua-N-(2-(4-gumemuaamuno-3,5-guxaopdenua)-emua)-aMuno]-nponan

[ToAyuen nogofuo Ha npumep 11 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-N-(2-(4-amuno-
3,5-gUXAOPEHUA)-eMUA)-aMuHo]-nponaH, napadpopMasgexug u HampueB
yuanotopxugpug 8 Memanoa. Macao.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1650 cm! (CO)

UV-cnekmbp (emanoa): A Makc.: 227 nm (pamo 0.16)

280 nm (0.12).

IIpumep 27

1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-memua-

N-(2-(4-amuno-3,5-guxaopenua)-emua)-aMuno]-nponan

[Toayuen nogo6no Ha npumep 16 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3-
guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponad  u  2-(4-amuHo-3,5-
guxaopdenua)-N-Memua-emuaamun. Macao.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3390, 3480 cm (NH,)
1655 cm™1 (CO)
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UV-cnekmtp (emanoa): A make.: 238 nm (pamo 0.25)
280 nm (0.1).
303 nm (0,12).

ITpumep 28

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3aszenun-2-on-3-ua]-3-[N-
Memua-N-(2-(4-amuno-3,5-guxaopdenua)-emua}-amMuno|-nponan

[Toayuen nogobno na npumep 4 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-
2H-3-6en3asenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-N-(2-(4-amuno-3,5-
guxaopdeHua)-emua)-aMunol-nponan U Bogopog B npuckcmBue Ha
nasaguii/Bvzaen B aegena ouemna kuceauna.

Touka na monene: 94-104 °C.

IIpumep 29

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua]-3-[N-

‘emua-N-(2-(4-amuno-3,5-gubpomdenua)-emua)-amuno]-nponan

[Toayuen nogobno na npumep 56 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponan  u  2-(4-amuno-
3,5-gubpomenua)-N-memua-emuaamun. Macao.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3380, 3480 cm (NH,)

1645 cm™! (CO)

UV-cnekmbp (emanoa): A makce.: 240 nm (pamo 0.13)

280-290 nm (0.04)

IIpumep 30

1-[7,8-gumemokcu-1,3 4 S-mempaxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on-3-ua}-3-[N-
Memua-N-(2-(4-amuno-3,5-guxaopdenua)-emua)-aMuHo|-nponan
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[Toayuen nogodHw Ha npumep 36 om  1-(7.8-gumemokcu-1,3.4.5-
mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2-on-3-usi-3-xaopnponad u 2-{4-aMuHo
3.5-guxanpdeHua - N-Memua-emuAdMUH.

Touka na monene: 94-104 °C.
ITpunep 31

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-
wzonponua-N-(2-(4-aMuno-3,5-guxaopdeHua )-emuA)-aMuHO-nponan

[Toaywen nogobno na npumep 56 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4.5-
mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponan u  2-(4-amMuHo-
3,5-guxaopdenua)-N-usonponua-emusaMuH.

Touka na monene Ha xugpoxaopuga: <90 °C (cnuuane caeg 70°C)

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3390, 3480 em’! (NH,)

1655 ecm™! (CO)

UV-cnekmwbp (emanoa): A makc.: 238 nm (0.13)
280-290 nm (0.05).

IIpumep 32

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-
memua-N-(1-Memua-2-(4-amuno-3,5-guxaopdenua)-emua)-aMuno}-nponan-
XUgpOXAOpug

[Toayuen nogo6uo na npumep 56 om 1-(7,8-gumemokcu-1.3,45-
mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ual-3-xaopnponad u - 2-(4-aMuHo-

.....

Touka na monene: 118-128°C.

IIpumep 33
1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-[N-

(2-(4-avuno-3,5-guxaoppenua)-emua)-aMuHo-nponaH-xugpoxaopug
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[Toavucn nogoOHe Ba npusep 36 om I-73-gustemiokeu- 1.3 4.3
mempaxugpo-TH-s-oensrenui- 2-oH-3-ua - 3-xaopnponad. u 2-id-anunn-
2. 5-gusvopd-eHuas- I-vemua-N-aemua-emuain g,

Touka Ha monene: 236-241 <C.
IMpumep 34

1-[7.8-gumemokeu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ens asenuH-2-on-3-ua)-3-[N-

MemuA-N-(2-(4-amuno-3-xa0p-5-MemuaenuA)-emua )-aMuno]-nponan

C [Toaywen nogofbno Ha npumep 56 om 1-(7,8-gumemokcu-1,34.5-
mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponan u 2-(4-amuno-3-
XAop-5-Memuadenua)-N-MemuaemuAaMuH.

Touka na monene: 60 °C (cnuuane, cmansme npu 73° C)

IR-cnekmwbp (Memuaenxaopug): 3390, 3480 cm! (NH,)
1650 cm™1 (CO)

UV-cnekmbp (emanoa): A makc.: 237 nm (0.14)
280-290 nm (0.05).

IIpumep 35

1—[7,-8-gumemokcu- 1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-
memua-N-(2-(3,5-guxaop-4-xugpokcudenua)-emua)-amuno]-nponas-

XUgpOXAOpUg

IToayuen nogobuo na npumep 56 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponan u 2-(3,5-guxaop-
4-xugpokcudenua)-N-Memua-emuaamun.

Touka na monene: 225 °C.

[
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IIpumep 36

1-[7,8-QUM€mOkCU-1,3,4,5-n1€111paxugp0-2H-3-66}1'38361111}1-2-0}1-3'-111\]-3-[N-
Memufx—N-(;I-(3-xzxop-5-<bAyop-4-B,B,B-mpu@myopemu/xaMUHocbeHuA)-
emua)-aMUHO|-nponax

[loayuen nogobno Ha npumep 56 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-
men1paxugpo-2H—3-6eusafsenun-2-ou-3-w\)—3-XAopnponaH u  2-(3-xaop-5-
L‘I)Ayop-4-B,B,B-mpU(pAyOpemUAMHOCl)CHUA)-N—MCanA-eanAaMUH.

m/e = 545/547 (C,H3,CIFN305 ; 546,03)

Ipumep 37

1—[7,8-9UMCm0kCU-1,3,4,5~mempaXngo-ZH-3-66H333€HUH-2-OH—3-UA]-3-[N-
MemUA-N—(Z-(4-amuuo-3—XA0p-5-@Ayop—Q)eHw\)-emu/\)-aMuHo]-nponau
[Toayyen nogofHO Ha npumep 56 om 1-(7,8—gumemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-ZH-3-6e}13asenuu-Z-on-fS-UA)-3-XAopnponaH u 2-(4-aMuno-3-
xA0p-3-payop-denua)-N-MemuAemuAGMUH.
m/e = 463/465 (Cy,H3,CIFN;0; ; 463,99)

Ipumep 38

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-memp axugpo-2H-3-6ens azenun-2-on-3-ua]-3-[N-
MemUA-N-(ZZ-(4-aMUHo-3-XA0p—5—mpucpAyopMemUAcbeHUA)-emUA)-aMuuo]-
nponax
[Toayuen nogotHo Ha npumep 56 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-ZH-3-66u3asenuu—2-ou-3-UA)-3-mopnponan u 2-(4-amuno-3-
xAop-S-mpudayopmemuaperus)-N-MemuaemuAaMun.
IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3410, 3510 em’l (NH,)
1650 cm’! (CO)
1610, 1520 cm™! (C=C)
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2800 cm! (N-aakua)
2830 cm! (OCHj;)
UV-cnekmup (emanoa): A Make.: 241 nm (0.33)
285 nm (0.10).
310 nm (0.08).

Ipumep 39

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua]-3-[N-

Memua-N-(2-(4-amuno-3-uuan-5-ayop-penrua)-emua)-aMuHo]-nponan

[Toayuen nogobuo na npumep 56 om 1-(7,8-gumemokcu-1.3,4.5-
mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponan u N-memua-(2-
(4-amuno-3-uuan-5-GAyopPeHua)-emua)-aMuH.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3400, 3490 cm! (NH,)

2830 cm'! (OCHs)
2220 cm™! (CN)
1650 cm™! (CO)

Ipumep 40

1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ens3 asenun—2-0u—3-UA]-3—[»N -GeH3uA-

N-(2-(3,4-gumemokcudeHua)-emua)-aMunO]-npONaH-xugpoxaopug

[Toayuen nogobno na npumep 16 om 1-(7.8-gumemokcu-13-
guxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponat u 2-(3,4-
gumemokcudenua)-N-6eH3us-emusaMun.

o6uB: 51 % om meopem. cmoliHocm

Touka na monene: 102 °C (pasa.).
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IIpusep 41

1-[7.S-gumemokeu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3aszenun-2-on-3-ual-3-[N-memua-
N-(2-(34-  MemuaeHguokcudeHua j-emua)-aMUHO |-nponaHxugpoxaopug
[Toayuen nogoGHo Ha npumep 16 om 1-(78-gumemokcu-1,3-
guxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua}-3-xaopnponan u 2-(3.4-
gumemuaenguokcu-denua)-N-Memua-emuaamMus.
Ho6uB: 48 % om meopem. cmolinocm

Touka na monene: 160-162 °C .
IIpumep 42

1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3zazenun-2-on-3-ua]-3-(N-
6eH3uAMEeMUAaMUHO )-NPONanXugpoXAOpug

[Toayuen nogo6Ho Ha npumep 16 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3-
guxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponan u N-
MemuabeH3uAemMuUAaMUH.

Ho6uB: 92 % om meopem. cmoiinocm

Touka na monene: 208-209 °C .

IIpumep 43

1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3asenun-2-on-3-ual-4-[N-memua-

N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amMuno]-6ymanxugpoxaopug

IToayuen nogo6uo na npumep 16 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-
3-6en3azenun-2-oH-3-ua)-4-xaopbyman u N-memua-2-(3,4-
guMmemokcudenua)-emuiaMut.

HobuB: 85 % om meopem. cmotiinocm

Touka na monene: 162-164 °C .
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[Tpumep 44

1-[8-nponokcu-1,3-guxugpo-2H-3-Gensasenun-2-on-3-ual-2-[N-memua-N-
(2-(3,4-guMemok cudeHuA )-eMUA)-aMUHO |-emanxugpoxaopug

[Toaygen nogofno na npumep 16 om 1-(8-nponokcu-13-guxugpo-
2H-3-6en3azenun-2-oH-3-ua)-2-xaopbyman u N-memua-2-(3,4-
guMemokcudenua )-emuaaMuH.

Jlo6uB: 31 % om meopem. cmolHocm

Touka Ba monene: 155-157 °C.
Ipumep 45

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua}-4-[N-
Memua-N-(2-(3,4-gumemok cudpenua)-emua)-aMuno}-6ymanxugpoxaopug
[Toaysen nogofHo Ha npumep 16 om 1-[7,8-gumemokcu-1,3-
guxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-uaj-4-[N-memua-N-(2-(3,4-
gumemok cuderua }-emua)-aMuno]-6yman.
Touka na monene: 192-194 °C .

IIpumep 46

1-[7,8-9u1~1€m0kcu-1,3,4,5-memp axugpo-2H-3-6ensaszenun-2-on-3-ua]-3-[N-
memua-N-(2-(3,4-Memuaenguok cudeHuA)-emua)-aMuHo|-nponan-

Xugpoxaopug

[Toayuen nogo6HO Ha npuMep 4 upe3 KamaAumuyHO XugpupaHe Ha
1-[7,8-gumemokcu- 1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-
N-(2-(3,4-memuaenguok cuenua)-emua)-aMuHoO|-npona.

Jo6uB: 72 % om meopem. cmolHOCM.

Touka na monene: 191-193 °C.
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Ilpumep 47

1-[7.8-gumemokcu-1,3.4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua)-3-[N-
(2-(3,4-gumemokcudieHus j-emua j-aMUHO |-nponanxugpoxaopuy

[Toayuen nogoGno Ha npumep 4 upes KamaaumuuHo XugpupaHe Ha
1-[7.8-gumemok cu-1,3-guxugpo-2H-3-Genzazenun-2-ou-3-ua)-3-[N-OGensua-
N-(2-{3.4-gumemokcudenua)-emuaj-aMuHo |-nponay.

IHoouB: 81 % om meopem. cmolHOCH.

Touka na monene: 152-154 °C .
IIpumep 48

1-[7,8-gumemokcu-1,3 4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2-on-3-ua]-3-[N-
aaua-N-(2-(3,4-gumemok cudreHuA )-emuA }-aMuHO |-nponaHxuUgpoXAOpUy

31 g (0.007 mol) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
Genzazenun-2-oH-3-ual-3-[N-(2-(3,4-guMemokcudenua )-emua }-amMuHo|-
nponal ce Bapsam ¢ 1.0 g (0.007 mol) kaaueB kap6onam u 0.6 ml {0.007
mol} aauabpomug, B npogeakenue na 21 waca 8 100 ml xaopodopmMm nog
obpamen xaagruk. Caeg moBa opzanuunama ¢asa ce ekcmpaxupa ¢ Boga,
cyuu ce, konuenmpupa ce BvB Bakyym u noayuenuam ocmambk ce
npewucmBa npes koaona ¢ aaymunueB okcug (300 g neymp. Aktivitgt III)
(-eAyeHm: Memuaenxaopug ¢ 2% auemon). Caeg moBa ce ymasBa
Xugpoxaopugbm.

o6uB: 40 % om meopem. cmoiiHoC.

Touka na monene: 153-155 °C.

[Ipumep 49

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-uaj-3-[N-

nponua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-aMuHoO]-nponaHxugpoOXAOpUyg
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[Toavien nogoGhy Ha apusep 4o om H[7.8-gumemokceu-1.3.4.3-
mempaxugpo-2H-3-0eHzazenun-2-0H-3-u]-3-[N-(2- 3,4-
Jumenohcudenua -emuaj-avuno [-6yman u 1-Gpoampona.
HoduR: 53 7% om meopem. ciinUHoCm,

Touka na neonene: SOCC {(pasal).
IIpusmep 50

u3zoMepHa cmec om 1-[7.8-qumemokcu-|.3-quxugpo-2H-3-6enzazenun-2-ou-

3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(2- u d-pumpodenua -emus j- aMune -nponan

[Tosyuen nogofuo na npumep 16 om 1-(7.8-gumemokcu-1,3-
guxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponad u N-memua-(2-(4- u
2-Humpo-¢$eHuA)-emuAaMUH.

HoduB: 70 % om meopem. cmoliHoCcm.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1655 cm™! (CO)

1510 u 1345 cm™! (NO,)

NMR-cnekmvp (CDCly/D,0): 8 = 810 ppm, d(J=9Hz), 2H
(apomam.}, (4-Humpo-cbeguHeHue)

§ = 783 ppm, d(J=7Hz), 2H

(apomam.), (2-HUMpO-CbeguUHEHUE)
IIpumep 51

usoMepHa cMec om 1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3zasenun-2-on-
3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(2-amuno  u  4-aMunHOdEeHUA)-emUA)-aMUHO]-

nponal-xugpoxaopug

[Toayuen nogobno na npumep 4 upes kamaaumuuna peakuus nHa
usoMepna cMmec om 1-(7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensazenun-2-

oH-3-ua)-3-[N-Memua-N-(2-(2- u 4-naumpodeHua)-emua)-aMuHo|-npona.




-

HobuB: 34 % om meopem. cmotinocm.

n

Touka Ha monene: 100 °C (pasa.).

[R-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1660 em! (CO)
CpqH; N3O35 x HCI (446.0)

Nsuucaeno: C 64.3¢ H7.65 N9.38 C1791
Hamepeno: C 63.60 H 7.20 N 9.2§8 Cl17.94

Ilpumep 52

1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua}-3-[N-memua-
N-(2-(2-auemuAaaMUHOJEHUA)-€MUA }-aMUHO-nponax u
1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3zasenun-2-on-3-uaj-3-[N-mMemua-
N-(2-(2-auemuaamMuno$eHUA)-€MUA )-aMUHO |-NpONan

1.8 g (0.004 mol) usomepna cmec om  1-(7,8-gumemokcu-1,3-
guxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-N-(2-(2- u 4-
aMuHo¢)eHUA)-emuA)-aMuHo]-nponan ce pasdbpkBa 1 wac npu cmatina
memnepamypa B cmec om 10 ml aegeHa ouemHa kuceauna u 10 ml
auemanxugpug. Caeg moBa ce cmecBa ¢ Boga, Heympasusupa ce ¢
nampueB kapfonam u ce ckcmpaxupa ¢ Memuaenxaopug. Caeg
uscywaBane, opzanuuHama ¢asa ce koHuenmpupa BuB Bakyym u
ocmambkem ce xpomamozpadupa ¢ aaymunueB okcug (200 g neympaaen,
akmuBuocm IV), (eayenm: Memuaenxaopug + 1% Memanoa).

Jo6uB na 2-auemuaamuno-ctegunenue: 0.24 g (14% om meop. cm.)

Touka na monene: 62-66 °C.

o6uB na 4-auemuaamuno-cvegunenue: 0.5 g (28% om meop. cm.)

Touka na monene: 69-72 °C.
IIpumep 53

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-1,3-6ensoguasenun-2-on-3-ual-
3-[N-memua-N-(2-(3,4-guMemok cudpenua)-emua)-aMuHO]-nponax
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4 N-[3-[N'-mMemua-N'-(2-(3,4-guniemokcudenua j-emua j-anuno |-

nponua}-2-(2-amuno-4 5-gumemokcudenua)-emusaMun
4.5 g (001 mol)  N-[3-[N-memua-N'-(2-(34-gumemokcudenun -
CMUAj-aMuHo [-nponua-2-(2-amunoe-4,5-gumemokcudenuaj-auemamug — ce
pazmBapsam 8 100 ml mempaxugpodypan u ce cMmecBam nog azomHa
amMocdepa ¢ 60 ml 1-moaapen pasmBop Ha gubopan B
mempaxugpodypan. bucmpusm pasmBop ce ocmabs ga npecmou 2 gHu
npu cmatina memMnepamypa u caeg moBa ce pasaaza ¢ 200 ml HanoaoBuna
konuenmpupana cosana kuceauna npu oxaakgane. Tempaxugpodypanbm
ce gecmuaupa BuB Bakyym u ocmanaauam coanokucea ocmamuk ce
aakaausupa npu oxaakgane ¢ koHuenmpupana HampueBa ocHoBa.
[Tagnasomo Macao ce pasmBapg B MemuaeHXaopug, Op2aHUYHUAM
pasmBop ce omgead, cywu u ce konuenmpupa BB Bakyym. Macaenusam

ocmambk ce npewucmBa npe3 cuaukazea ¢ Memuaenxaopug u 1 %

MCINAHOA.

HobuB: 2.9 g (53 % om meopem. cmotiinocm).
IR-cnekmup (Memuaenxaopug): 2830 cm™! (OCHy)
2800 cm! (N-aakua)

6) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-1,3-6ensoguazenun-2-
oH-3-ua}-3-[N-Memua-N-(2-(3,4-gumemok cudeHua)-emua)-aMuno}-nponan

[Toayuen nogo6Ho Ha npumep 2 upes BlaumogelicmBue na N-[3-[N'-
Memua-N'-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-amMuno|-nponual-2-(2-aMuno-
4.5-gumemokcudenua)-emusamun ¢ N, N'-kapbonuaguumugasoa.

HobuB: 0.9 g (61.6 % om meopem. cmolinocm).

Touka na monene: 116-117 °C.

Ilpumep 54
1-[7,8-gumemok cu-5-Memua-1,3-guxugpo-2H-3,4-6en3oguasenun-2-on-3-

ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-amunol-

nponanguxugpoxaopug
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[Toayduen nogoGHo Ha npumep 16 upes BzaumogeiicmBue nHa 1-[7.8-
gumemok cu-5-memua-1,3-guxugpo-2H-3,4-6enzoguazenun-2-on-3-uaj- 3-
xaopnponan ¢ N-memua-2-(3,4-gumemokcudenua)-emuaamun
HotuB: 24.2 % om meop. cmoliHocm)

Touka Ha monene: 106 °C

IIpumep S5

1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6enszazenun-2-on-3-ua]-2-xugpokcu-
3-[N-memua-N-(2-(3,4-guMemokcudenua)-emua)-aMuno]-nponan

a) 1-(7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua)-2,3-
enokcunponat

IToayuen nogobno na npumep la upe3 BsaumogelicmBue nHa 7,8-
gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3,4-6en3a3zenun-2-0H ¢ eNUXAOPXUGPUH.

Ho6uB: 94.5 % om meop. cmolinocm)

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 2830 cml (OCH,3)
1660 cm™! (CO)

6) 1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua}-2-
xugpokcu-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-amMuBno|-
nponax

8.25 g (0.03 mol) 1-(7.8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-Gensasenun-
2-on-3-ua)-2,3-enokcunponan ce pasmBapsim B 100 ml Memanoa, cMecBam
ce ¢ 5.85 g (0.03 mol) N-memua-2-(3,4-guMemokcudenua)-emuaaMun u ce
Bapam 3 waca nog obpamen xsagnuk. Memanoavm ce gecmuaupa Bu8
Bakyym u ocmamukbm ce npewucmBa npes koaona cbc cuaukazea ¢
MemuaAeHxaopug + 1% emanoa.

HobuB: 7.8 g (55;2 % om meopem. cmoiinocm. ).

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3600 cm™! (OH)
1650 cm™1 (CO)

C,yH34N,Og (470.6)
Msvucaeno: C 66.36 H 7.28 N 5.95
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Hamepeno: C 66.16 H 726 N 5.80

Ipumep 56

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-1,2-guon-3-ual-
3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-aMuno]-nponax-

Xugpoxaopug

3.5 g ceaenoB guokcug ce go6aBam npu 70 °C cbM cmec om
guokcan u 6 ml Boga, pastbpkBam ce 15 Munymu u nocae ce cmecBam ¢ 3
g cuaukazea u 14.8 g {0.03 mol) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-
2H-3-6en3asenun-2-on-3-ual-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua -
emua}-amMuHo]-nponanxugpoxaopug. Cmecma ce Bapu 6 waca nog
obpamen xaagnuk, oxaakga ce u ce ¢uampyBa. (Quampambm ce
konuenmpupa Bu8 BakyyMm u ocmambkbm ce npeyucmBa npes3 koaona cbe
cuaukazea ¢ eayenm - Memuaenxaopug + 1% emanoa. Qpakuuume ce
konuenmpupam Be8 Bakyym, ocmamvkbm ce pasmBaps B auemon u c

emepHa coAHa kuceauna ce ymasnBa xugpoxaopugbm.

Jo6uB: 13.8 g (90.7 % om meopem. cmotiHocm. ).
Touka na monene: 196-197 °C.

Ipumep 57

1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-Gensazenun-2-on-3-ua)-2-
xugpokcu-3-[N-Memua-N-(2-(3,4-gumemok cueHua)-emua)-aMuHo]-

nponax

[Toayuen nogo6HO Ha npuMep 4 4pe3 kamasumu4yHO XugpupaHe Ha
1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-2-xugpokcu-
3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amMuno]-nponan obaue 8

emanoa npu 50 bar u 70 °C ¢ kamaausamop naamunoB okcug.
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doouB: 37.5 % om meopem. cmoliHocm.
[R-cnekmmp (Memuaenxaopug): 3470 em™! (OH)
1635 cm™! (COY)
CagH35N,04 (472.6)
Msyucaeno: C 66.08 H 7.08 N 503

Hamepeno: C 6022 H 757 N 38
IIpumep 58

1-[7,8-guntemokcu- 1,34 S-mempaxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua}-3-[N-
Memua-N-(2-{4-HumpodeHuA }-emua )-aMUHO |-NpondRXUY POXALPUY
[Toavaen nogobuo Ha npumep 36 upes BzaumogeiicmBue na 1-[7.8-
gunteniokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-Gensasenun-2-on-3-ual-
XAOPOPONAH ¢ N-Memua-2-{4-HumpodeHuaj-enuAaMut.
AdoduB: 36,5 77 om mevpem. cmoliHocn

Touka Ha monene: 182 °C.
[Ipumep 59

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua]-3-[N-
Memua-N-(2-(3-numpo-4-auemuaamunodeHuA)-emua)-amuno|-nponangu-

Xugpoxaopug

0.3 g (1.18 mmol) N-[3-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
6ensasenun-2-on-3-ua)-nponual-memusamun u 0.34 g (1.3 mmol) 2-(3-
HUmpo-4-auemuaamunodenua)-emuabpomug ce Bapam 1 wac nog
obpamen xaagauk 8 5 ml xaop6enzoa u 0.1 ml nupugun. Peakuuonnama
cMec ce oxaakga u ymaeHusm nupugunxugpodpomug ce $uampyBa Ha
nymu-¢puamsp. Quampambm ce usnapsBa BB Bakyym u ocmamuvkem ce

npevyucmBa npe3 aaymunueB okcug (neymp., akmuBrocm II) ¢ eayenm

\
BAD ORIGINAL
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g u 0.5% emanoa. Tak: SAS smBaps B
MemuaeHxaopug u (.5% emanoa. Taka noayuenomo macao ce pasmBaps
aueMmoH U ¢ emepHa coaHa kuceauna ce ymaaBa guxugpoxiopugom.
HobuB: 2300 mg (57.7 % om meopem. cmotHocm. ).

Touka na monene: 170 °C.

IIpumep 60

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enszasenun-2-on-3-uaj-3-[N-
Memua-N-(2-(4-payopdenua)-emua)-aMuHo |-guxugpoxaopug

[Toayyen nogo6uo Ha npumep 56 upes BzaumogelicmBue na 1-(7,8-
gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua}-3-
xaopnponal ¢ N-memua-2-(4-payopenua)-emuraMun.

HobuB: 68.7 % om meopem. cmotlinocm.

Touka na monene: 203 °C.
ITpumep 61

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3zasenun-2-on-3-ual-3-[N-

auemua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amMuno}-nponan

2 g (0.0045 mol) 1-[78-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
6enzazenun-2-on-3-ual-3-[N-(2-(3,4-guMemok cudpenua)-emua)-amuno]-
nponan ce cMecBam ¢ 15 ml auemanxugpug u ce pa3évpkBam 1/2 wac npu
cmaiina memnepamypa. Cmecma ce uscunBa Bopxy aegena Boga,
Heympaausupa ce ¢ HampueB kapbonam u caeg moBa ce ekcmpaxupa ¢
Memuaenxaopug. Opzanuynusm ekcmpakm ce cywu Hag MazHesueB
cyadam, duampyBa ce u ce konuenmpupa BeB Bakyym. Ocmammvkem ce
npevucmBa npes aaymunueB okcug (neymp., akmuBnocm II) ¢ eayenm -
MEMUAEHXAOPUG.

JobuB: 1.5 g (68.5 % om meopem. cmotinocm.).

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 2830 cm (OCH,3)
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1640 em™! (CO;
CarH3 NSOy (484.6)
Mauucaeno: C 66.92 H 749 N5.78
Hamepeno: C66.75 H 7.44 N 5.80

IIpumep 62

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-uaj-3-[N-

emok cukap6onua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua }-aMuno]-nponan

2.5 g (0.00565 mol) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
6ensazenun-2-on-3-ua}-3-[N-(2-(3,4-gumemok cudperua)-emua)-aMuHo|-
nponan u 245 g (0.024 mol) mpuemuaamun ce pasmBapam 8 20 ml
Memuaenxaopug. Caeg go6aBsme na 2.6 g (0.024 mol) emuaoB ecmep nHa
xaopMpaBuenama kuceauna ce 6vpka 30 Munymu npu cmalina
meMnepamypa, pasmBopem ce usMuBa gBa nvmu ¢ Boga, cywu ce Hag
MazHesueB cvadam u ce konuenmpupa Bv8 Bakvym. Ocmamvkem ce
npeyucmBa npes aaymunueB okcug (neymp., akmuBnocm II) ¢ eayenm -
MemuAeHxXAOpug.

TobuB: 1.5 g (51.6 % om meopem. cmoiinocm. ).

IR-cnekmep (Memuaenxaopug): 1690, 1650 cm1 (CO)

C,gH;gN,05 (484.6)

Mzuucaeno: C 65.30 H 7.44 N 5.44

Hamepeno: C64.19 H 7.14 N 527

[Ipumep 63

1-[7,8-guMemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-uaj-3-[N-

MemuA-N-(2-(2,6-guxaopdenua)-emua)-aMuHO]-npoNaHguUXUgpOXAOpUg
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[Toayyen nogobro Ha npumep 356 ypes BaaumogelicmBue na 1-(7.8-

gumemokcu-1,3.4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ual-3-
xaopnponan ¢ N-Memua-2-{2,6-guxaopieHua j-emusamMun.
AobuB: 70.5 % om meopem. cmotinocm.

Touka Ha monene: 147 °C.
Hpumep 64

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-Gensasenun-2-on-3-ual-3-[N-

Memua-N-(2-(3,4-guxaopdenua)-emua)-aMuHo]-nponanguxugpoxAopug

IToayuen nogobno Ha npumep 56 upes BzaumogeiicmBue na 1-(7,8-
gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on-3-ua)-3-
xaopnponal ¢ N-memua-2-(3,4-guxaopdenua)-emusamun.

Ho6uB: 57.6 % om meopem. cmotinocm.

Touka Ha monene: 161 °C.
IIpumep 65

1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on-3-ua)-2-[N-memua-

N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amuno]-eman

a)  1-(7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-Genzasenun-2-on-3-ua)-2-
XAOpEman

IToayuen nogobno na npumep la upes BzaumogelicmBue na 7,8-
gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on ¢ 1-xaop-2-6poMemas.

HobuB: 20 % om meop. cmolinocm)

Touka na monene: 114 °C,

6) 1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua]-2-[N-

memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-amuno]-eman
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[Toayuen nogobuo na npumep 16 om 1-{7.S-gumemokcu-1.3-
guxugpo-2H-3-6enszazenun-2-on-3-uaj)-2-xaopeman u  N-memua-2(3 4-

guMemokcudeHuA J-emuAaMUH.
HoouB: 72 % om meopem. cmolHoOCm.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 2830 ecm™! (OC Hs)
2790 cm™! (N-aakua)

1655 em™! (CO;)
NMR-cnekmuvp (CDCL): & = 2.3 ppm, s, 3H(NCH;}; 3.85 ppm, s,
12H (OCHy); 6.15 ppm, d(J=8Hz), 1H (oaedun); 6.35, d(J=8Hz), 1H

(oaedun)

Hpumep 66

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua-2-[N-
Memua-N-(2-(3,4-gumemok cudeHUA )-€mUA)-aMUHO |-emaHxugpoxaopug

[Toayuen nogo6no Ha npuMep 4 4pe3 kamaAaumu4yHO XugpupaHe Ha
1-[7,8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3zazenun-2-on-3-ua)-2-[N-memua-
N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amMuno}-eman.

Jo6uB: 59 % om meopem. cmotliHocm.

Touka va monene: 188-189 °C .
IIpumep 67

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensaszenun-2 4-guon-3-ual-
3-[N-mMemua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-amuno}-

NPONAaHXUgpPOXAOpUY

a) 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2,4-

guoH-3-ua)-3-xaopnponan
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[Toavuen nogotuo Ha npusmep la upes BzaumogelicmBue na 7.8-
qurvemaoken-1 34 S-mempavugpo-2H-3-6enzasenun-2 4-guon (m. m.: 235 ¢
O (pzns)i ¢ 1-OpOM-3-XA0pnNponaH.
AdoduB: 26 0 om meop. cmoliHocm)

IR-cnekmup (KBrj: 1660 cm (CO)

‘6} 1-[7.S-gumemokcu-1.3,4 5-mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2.4-
guon-3-ual-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua j-aMuHo |-
NPONaHXUY pOXAOPUY

[Toayuen nogofno nHa npumep 56 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2,4-guon-3-ua)-3-xaopnponan u N-Memua-
2(3,4-gumemok cudeHua)-emuaaMuH.,

HoduB: 35 % om meopem. cmotiHocm.

Touka na monene: 163-164 °C.

IIpumep 68

1-[7-6en3uaokcu-8-xugpokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-

3-ua}-3-[N-memua-N-(2-(3,4-guMemok cudenua}-emua)-amuno]-nponan

a) 1-(7,8-guxugpokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2-on-3-
uA)-3-xaopnponan |

89 g (0.03 mol} 1-(7,8-gumemokcu-1,3,45-mempaxugpo-2H-3-
6en3azenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponan  ce  pasmBapam B 100 ml
Memuaenxaopug u ce cMecBam npu -6- °C ¢ 2.1 ml 6opmpubpomug.
OcmaBs ce peakuuonnama meMnepamypa ga ce noBuwu 6aBuo go 20 °C u
caeg moBa ce 6bpka 10 waca. Cmoaoobpasnama ymaiika ce npeBpuuia B
kpucmasna ¢opma upes godaBsue na 100 ml Boga u 1l-uacoBo
pa3obpkBane. Ymatikama ce ¢puampyBa Ha nymu-duambp u ce usmuBa c
Boga u Memuaenxaopug. 3a npewucmBane, kpucmaanomo BewecmBo ce
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pa3depkBa ¢ auemon u ce omnyuBa. t
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dooul 7 3¢ (O027 om mieop cmstioeni.
Touka va monene: 177-17 °C
O - T xugpokeu-S-Gesaokeu-1.3, 4 5-mempaxugpo-2H- 5
OcH3asenui-2-oi-3-ua)-3-xaopnponan u 1= 7-Gensuackeu-S-xugpekceu-
1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-Gensazenun-2-on-3-ual-3-xaopnponan

19 ¢ (WU7T  mol) 1-(7,8-guxugpo-1,3,4 S-mempaxugpo-2H-3-
Genzasenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponan u 10.6 g kaaueB kap6onam 8 250 ml
gumemuacyapokcug ce cmecBam ¢ 195 g (0.154 mol) Gensuaxaopug.
Cmecma ce Gbpka 2 gnu npu cmalina memnepamypa, uscunBa ce Bepxy
Aegena Boga u ce ekcmpaxupa MHozZOKpamHo ¢ €cmep Ha ouemHama
kuceauna. Opzanuunume ekcmpakmu ce usMuBam 3 nemu ¢ Boga, cywam
ce Hag MazHesueB cyadam u ce konuenmpupam 818 Bakyym. Pazgeasemo
Ha usoMepume ce uaBepuBa cbe cusukazea U ¢ €AyEHM MEMUACHXAOPUG U
3% auemoH.

Mo6uB na 7-xugpokcu-cbegunenue: 6 g (23.8% om meop.
cmotiHocm. ).

Touka na monene: 163-165 °C.

Tlo6uB mna 8-xugpokcu-cvegunenue: 4.5 g (17.9% om meop.

cmotinocm. ). Touka na monesne: 185-186 °C.

B) 1-[7-6ensuaokcu-8-xugpokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
6ensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcuenua)-emua)-
aMUuHO|-nponan

[Toayuen nogo6ro Ha npumep 56 upes BsaumogelicmBue na 1-(7-
6ensuaokcu-8-xugpokeu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-

ua)-3-xaopnponan ¢ N-memua-2-(3,4-gumemokcudenus)-emusamun.

Mo6uB: 75.4% om meop. cmolinocm.
Touka na monene: 128-129 °C.

\BAD ORIGINAL @
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Ilpumep 69

1-[7-xugpokcu-8-6enzuankcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2-ou-

3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudieHua }-emua)-aMuHo|-nponan

[Toayyen nogoBno na npumep 56 upes BzaumogelicmBue na 1-(7-
xugpokcu-8-6ensuaokeu-1,3.4,5-mempaxugpo-2H-3-Gensasenun-2-on-3-

ua)-3-xaopnponat ¢ N-memua-2-(3,4-gumemokcudenua)-emusamuH.

HobuB: 47.2% om meop. cmoliHocm.
Touka Ha monene: 157-158 °C.

IIpumep 70

1-[7,8-guxugpo-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3asenun-2-on-3-ua}-3-[N-

Memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emuaj-aMuno}-nponan

0.52 g (0.001 mol) 1-[7-xugpokcu-8-6ensuaokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-
2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-
emua)-aMuHo]-nponan ce xugpupam 5 vaca npu 20 °C u 5 bar 8 100 ml
memaHnoa u 0.2 g naaaguii/Bvzaen. Kamaausamopvm ce duampyBa na
nymu-$puambp, puampamem ce konuenmpupa 868 Bakyym u ocmamvkbm

ce npeuucmBa cbe cusukazea U eAyeHm - MemuaeHxaopug + 1% emanoa.

Jo6uB: 0.2 g (43.9 % om meopem. cmoilinocm.).

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3520 cm! (OH)
1640 cm™! (CO)

C,4H3,N,0¢ x 1/2 HyO (455.5)

Usuucaeno: C 63.28 H 7.74 N 6.15

Hamepeno: C63.44 H7.77 N 6.13
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[Mpumep 71

1-[7-6enszuaokcu-3-memokeu-1,3,4.5-mempaxug po-2H-3-Gensasenun-2-0H-
3.ual-3-[N-pemua-N-{2-(3.4-gumemokcudeHua -emua) -AMUHO |-
NpOnaRYUXUYPOXAOpUY

0.52 ¢ (0.001 mol} 1-['7-66113u‘\okcu-8-mgpokcu-1,3,4,5-mempznugpo-
2H-3-Gensazenun-2-o8-3-ual-3-[N-memua-N-(2-{ 3 4-gumemokcudenus -
emuA)-amMunoj-nponad ce pasmBapsam 8 30 ml gumemuadopMamMug u ce
cmecBam ¢ 50 mg S0%-na gucnepcusma nampueB xugpokcug (8 Macao.
CMmecma ce 3azpaBa 30 munymu npu 60 °C, cmecBa ce ¢ 0.1 ml
gumemuacyapam U ce zagpsBa  owe 2 waca npu 60 °C
JTumemuadopMaMugbm ce ¢gecmuaupa BeB Bakyym, ocmambkbm ce
pasmBaps 8 MemuaeHxAOpUg, Op2aHU4HamMa dasa ce usmuBa c Boga u ce
konuenmpupa BuB Bakyym. Cmoanuam ocmamek ce npeyucmBa ¢
aaymunueB  xugpokcug  (Heymp., akmuBuocm II) ¢ eayenm -
Memuaenxaopug. [Toaysenomo Macao ce pasmBaps B auemon u upes
cMecBae ¢ emepHa coana kuceauna ce ymasBa guxaopugbm.

JTo6uB: 250 mg (41% om meop. cmoUHOCM.

Touka na monene: 117-120 °C.

Ipumep 72

1-[7-Memokcu-8-6ensuaokcu-1,3,4,5-mempaxug po-2H-3-6en3asenun-2-ou-

3-UA]-3-[N-MemUA-N-(2-(3,4—gumemokcuc1)euu1\)-emUA)-aMUHo]-nponaH

[loayuen nogobxo Ha npumep 71 dpes BsaumogeticmBue na 1-[7-
xugpokcu-8-6ensuaokcu- 1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-
uA]-B-[N—MemUA-N-(Z-(3,4-gumcmokcucpeHUA)-chA)—amuuo]-nponau v
guMemuacyadam.

ob6uB: 70% om meop. cmoliHoCm.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1655 cm! (CO)
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NMR-cnekmup (CDCly/D,0): § = 2.3 ppm. 3H(NCH;); 5.1 ppm, s,

2H (Gensua); 6.5-6.8 ppm, m, SH {apomam.}; 7.4 ppm, s, 5SH {apomam. .

Ilpumep 73

1-[7-xugpokcu-8-memokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-
ual-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amMuno]-nponan-

Xugpoxaopug

[Toayuen nogobuo na npumep 70 om 1-[7-Gensuaokcu-8-memokcu-
1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3asenun-2-on-3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-
guMmemok cudeHUA )-emuA )-aMUHO |-npoNaHxugpoXAopug upes
kamaaumuuno geHeHsuAupase.

Jo6uB: 45,2% om meop. cmolinocm.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 3530 cm'! (OH)

2830 cm! (OCH,)
1655 cm™! (CO)

CysH44N,O5 x HCI (479.0)

M3uucaeno: C 62.69 H 7.36 N 5.85

Hamepeno: C63.15 H 7.57 N 5.64

IIpumep 74

1-[7-Memok cu-8-xugpokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-

ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua}-emua)-aMuno]-nponan

IToayuen nogo6no na npumep 70 om 1-[7-Memokcu-8-Gensusokcu-
1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-
gumemokcudeHua)-emua)-aMuno]-nponan upe3 kamasumuuno gebensuau-

pase.
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HobuB: 29.4% om meop. cmolnocm.
IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1640 em ! (COY
CrsHy 4N, Og {442.56)
Mzuucaeno: C 67.85 H7.74 N 6.33
Hamepeno: C 67.50 H 797 N6.18

Hpumep 75

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on-3-ua)-3-[N-
Memua-N-(2-(3,4-guMemuadeHus)-emua)-aMuHO |-nponaHguxugpoxXaopug
[Toayuen nogofuo Ha npumep 56 upes BsaumogelicmBue na 1-(78-
gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua}-3-
xaopnponan ¢ N-memua-2-(3,4-guMemuad€HuA }-€mUAaMUH.
Ho6uB: 54.3 % om meopem. cmoliRocm.

Tuuka Ha monene: 170-172 °C.

Ilpumep 76

T

1-[7.8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3zazenun-2-on-3-uaj-3-[N-
Memua-N-(2-(4-mpem-6ymuadeHua)-emua)-amMuHo|-
NPONaHguxuUgpoxaopug

[Toayuen nogoGHo na npumep 56 upes BzaumogeticmBue na 1-(7,8-
gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on-3-ual-3-
xaopnponan ¢ N-memua-2-(4-mpem-6ymuadenua)-emusaMun.

Ho6uB: 49.4 % om meopem. cmoliHOCM.

Touka na monene: 146-149 °C.

Hpumep 77

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua]-3-[N-

Memua-N-(2-(4-n-6ymokcudenua)-emua)-aMuno]-nponan
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[Toayven nogobno Ha npumep 36 upes BzaumogeicmBue Ha 1-(7,8-
gumemokcu-1,3,4 5-mempaxugpo-2H-3-6en3azenun-2-ou-3-uaj-3-

xaopnponan ¢ N-memua-2-(4-6ymokcudenua)-emusamun.

Ho6uB: 55.3 % om meopem. cmoiliHocm.

Touka na monene: 67-69 °C.
Ilpumep 78

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua}-3-[N-

Memua-N-(2-(2,4,6-mpumemokcudenua)-emua)-aMuno |-nponan

[Toayuen nogobno na npumep 56 upe3 BzaumogelicmBue na 1-(7,8-
gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3zazenun-2-on-3-ual-3-
xaopnponal ¢ N-memua-2-(2,4,6-mpuMemokcudenua)-emusamun.

Ho6uB: 57.8 % om meopem. cmoiinocm.

IR-cnekmmbp (Memuaenxaopug): 1650 cm! (CO)

1520 cm™! (apom. C=C)

CyyH3gN,O¢ x HCI (523.2)

Mszvucaeno: C 62.00 H 7.51 N 5.35 C16.77

Hamepeno: C61.75 H752 N5.18 C17.34

Ilpumep 79

1-[7,8-gumemua-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua}-3-[N-Memua-N-

(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua )-aMuHO J-NpoNaHXUgpOXAOpUY

a) 1-(7,8-gumemua-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaop-

nponax
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[Toaydeno nogobuo Ha npumep Lo upes RsauniogeticmBue 1a 7.5+
JUMEMUA- |, 3-guxugpo-2H-3-Gensasenun-2-0H (mouka Ha monene: 220-224
°("} ¢ 1-OpOM-3-XA0pNPONaH.
IModufd: 99 % om meopenm. cmolRocn.

Touka na monene: 62-64 °C.

0y 1-[7,8-gurvxemUA—1,3-guxugp<t)~2H-3-66}13aaenUH—Q—OH-S—UA]-S-[N-
MemllA;N-(z—(3,4—gUMem0k0u¢€HUA)—emu,f\)-aMUHO]-IlpOD&HXngOXAOpUg

[Toayuen nogobuo Ha npumep 16 om 1-(7,8-gumemokcu-1,3-
guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponas u N-memua-2(3,4-
gumemok cudenua)-emuAaMun.

To6uB: 70.9 % om meopem. cCMOUROCML
Touka na monene: 105-107 °C.

[Ipumep 80

[7,8-gumemUA—1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-66}13asenun-Z—ou-3-UA]—3—[N -
MCmUA-N-(2-(3,4-glIMemokCUCI)CHUA)-CmUA)—aMUHO]-

nponanguxugpoxaopug

[ToAyuen nogo6Ho Ha npumep 4 4pes kamaaumuuHo XugpupaHe Ha
1-[7,8—gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3—6euaasenun-2-0H-3-UA)-3-[N-MemuA-
N-(2-(3,4-gumemokcuc1)eHUA)-emUA)-aMUHO]-nponaH.

Jlo6uB: 83.8 % om meopem. cmouinocm.

Touka Ha monene: 154-157 °C .

IIpumep 81

1-[7,8-guMemokcu-1,3-guxugpo-2H—3-6eﬂsaaenun-2-ou-3-u1\]—2-MemUA-3-

[N-MemUA-N-(2-(3,4—gumcmokcucpeuuA)-emuA)-aMUHo]-nponan
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Anbulk: 975 70 om meop. cmeodioen.

Fouka Ha monere: 43-47 °C

O 1-[7.8-guntemokcu-1.3-guxugpo-2H-3-Oensasenun-2-on- 3-ua -2

viemua-3-[N-meniua-N- 2-( 3 4-gumemok cueHus j-enua j-aMuHo |-nponan
[Toavuen nogobuo na npumep 16 om  1-(7.8-gunmemokeu-1,3-
guxugpo-2H-3-6enszazenun-2-o4-3-uaj-2-Memua- 3-xaopnponad - u N-
Memua-2(3,4-gumemokcudenuaj-emuaaMun.
HobuB: 36 % om meopem. cmoUHOCHL.

Touka na monene: 30-32 °C.
Ilpumep 82

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-uaj-2-
Memua-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua j-emua}-aMuno]-
NPONaHXUgpPOXAOpUg

[Toayaen nogobno Ha npuMep 4 upe3 kamaAsumu4HO XugpupaHe Ha
1-[7 8-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3asenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-
N-(2-(3,4-guMemok cudreHuA)-emuA)-aMUHO |-npONau.

HobuB: 73.7 % om meopem. cmotinocm.

Touka Ha monene: 99-101 °C .
IIpumep 83

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzasenun-1,2-guon-3-ua)-
3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amMuno}-
NponaHxugpoXAopug

\w..—f' 2%
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245 ¢ (voos mol 1-[7 8-gustemokceu- 1.3 4. 5-mempaxuypo-2H-3-
Genzasenun-2-oH-3-ual-3-[N-memua-N-i2-( 2 4-guvemokcudeHu A -emua -
aMUHO|-NponaHxugpexaopuyg  ce nocmatam B 50 ml aegeHa ouemHa
Kuceauna wu ce emecBam ¢ 3 g nampueB dukapGonam x 2 H,O. Cvecma
ce 6bpka 2 waca npu cmaiiia memnepamypa, usauBa ce Bupxy aegena Boga
neympaausupa ce ¢ kaaueB kapbonam u ce paskaauia MHoOZOKpamHo ¢
Memuaenxaopug. Opzanuunume ekempakmu ce cywam Hag MazHesuel
cyadam u ce konuenmpupam BuB Bakyym. Ocmamvkem ce npeuucmbBa
npe3 KOAOHA Cbe CUAUKAZEA U €AyeHm - MEmuAeHxaopug + 1% emanoa.
Taka noayvenusm npogykm ce pasmBaps B auemoH u ¢ emepHa COAHA

kuceauna ce ymasaBa xugpoxaopugbm.

Ho6uB: 1.3 g (51.3 % om meopem. cmotinocny.).
Touka na monene: 197-198 °C.

Ilpumep 84

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5 -mempaxugpo-2H-3-6ensaszenun- 1,2-guon-3-ual-
3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumMemok cupenua)-emua}-aMuHo]-

NpoNnaHxugpoxXAopug

1.98 ¢ (44.0 mol) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
Genzazenun-2-on-3-ual-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-
amuHo]-nponanxugpoxaopug ce cycnengupam 8 50 ml auemanxugpug,
cMecBam ce ¢ 2.5 g kaaueB nepmanzanam u ce Gvpkam 20 Munymu npu 20
°C. Peakuuonnama cMec ce usauBa Bopxy aegena Boga u ce npaBu
aMoHsTMHA ¢ konu, amonsk. Ymalikama om MaH2anoB guokcug ce
duampyBa Ha Hymu-puambp U  ¢uampambm ce  ekcmpaxupa
MHozokpamuo ¢ Memuaenxaopug. Ekecmpakmem ce cywu nHag MazHe3ueB
cyadam, konuenmpupa ce Bu8 Bakyym u ce npeuucmBa upes koaona cbe

cuaukazea u Memuaenxaopug + 1 % emanoa kamo eayenm. Taka
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noayueHuam npogykm ce pasmBapa B auemon u xugpoxaopugbm ce

ymasaBa ¢ emepHa coana kuceauna.

HoouB: 0.7 g (34,5 % om meopem. cmoliHocm).

Toyka Ha monene: 196-197 °C.
Ipumep 85

1-[6,9-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-ua}-3-[N-mMemua-
N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amMuno]-nponan

a)1-(6,9-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3aszenun-2-on-3-ua)-3-
XAOp-Nponax

IToayyeno nogobno nHa npumep la upes BzaumogelicmBue na 6,9-
gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6en3aszenun-2-on {(mouyka Ha monene: 188-
191 °C) ¢ 1-6pom-3-xaopnponan.

Ho6uB: 27 % om meopem. cmoliHocm.

Touka na monene: 97-99 °C.

B)1-[6,9-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6enszaszenun-2-on-3-ual-3-[N-
Memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amuHo|-nponan

[Toayueno nogotno na npumep 18 upes BzaumogeticmBue na 1-(6,9-
gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaop-nponan ¢ N-
Memua-2-(3,4-gumemokcudenua)-emuaamMun.

Ho6uB: 90% om meop. cmolinocm.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1658 cm™! (CO)

NMR-cnekmvp (CDCly/D,0): 8 = 2.2 ppm; 3,7-3,8 ppm, 4s, 12H
(OCH,3); 6,25 ppm, d(J=9 Hz), 1H (oaedun).

IIpumep 86

1-[6,9-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H--6en3asenun-2-on-3-uaj-3-[ N-

Memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-aMuHoO |-nponaHxugpoxAopug
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[Toavden nogoOHO Ha npuMep 4 4pe3 Kamasumudno Xugpupabe Ha
1-[6.9-gumemokcu-1] _.3-guxugpo-2H-3-6@H’susenuu'l-m&-3—uA‘;-S-[N-MemLm-
N-(2-(3 4-gumemok cudreRUA }-eMUA}-aMUHO|-Npe NLak.
JoouB: 85 77 om meopem. ¢molinocm.

Touka Ha mvonene: " 3-76 °C .
Ipumep 87

1-[8~9-guMemokcu-1,3-gu>mgpo-2H-3-66}13a-semm-z-on-3-11A]—3-[N-Memuz\-
N-(2-(3,4-gumemok cudpeHuA)-emuA)-aMUHO |-NPONAH-XUGPOXAOpUY

a)1-(8,9-gumemokcu-1,3-guxug po-2H-3-Gens: 3eNUH-2-0H-3-UA)-3-
XAOpP-NpPONaH

[Toayueno nogoGHo Ha npumep la upes BzaumogeticmBue na 8.9-
gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6enzasenun-2-on (mouka Ha monehne: 165-
168 °C) ¢ 1-6poM-3-xA0pnponax.

JTo6uB: 45 % om meopem. cmouHOCM.

Touka Ha monene: 67-71 °C.

B)1-[8,9-gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-6ens asenun-2-on-3-ua}-3-[N-
memua-N-(2-(3,4-guMemok cudpeHuA)-emuA)-aMUHO]-NpONaH-XugpoXAopug

TToayueno nogo6uo na npumep 18 upes BzaumogelicmBue na 1-(8,9-
gumemokcu-1,3-guxugpo-2H-3-66113asenun-2—03—3-u1\)—3-XAop-nponaH ¢ N-
Memua-2-(3,4-gumemok cudenua )-emuAaamMun. '

TTo6uB: 64% om meop. cmoUHOCM.

Touka na monene: 64-68 °C.
IIpumep 88
1-[8,9-gumem0kcu-1,3,4,5—mempaxugpo-2H-3—6ensa.senuu-2-ou-3-uA]-3-[N-

Memua-N-(2-(3,4-guMemok cudenua)-emua)-aMuHo-nponaHxugpoxaopug

[Toayuen nogofuo Ha npumep 4 upes kamasumuyho XugpupaHe Ha
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1-[8.9-gumemokcu- 1. 3-guxugpo-2H-3-Gesasenun-2-ob-3-ua-3-[N-Mermiua-
N-o 203 4-guntent ok cUdeHUA --e Mt =43 uha |-nponan,
Jodutd: TS T om meopem. cmoliHocn.

Touka va monene: 13-133¢C.
[Ipusep 89

1-[7.8-gumemokcu- 1.3 4.5-mempaxugpo-2H-3-Oensasenun-2 2-oH-3-ual-3-[N-
Mermua-N-(2-(3.4 S-mpuntemok cudeRuA 1-emuA - 4MUHO|-nponas- gu-
Xugpoxaopuy

[Toavien nogoGHO Ha npumep 56 om - 7.8-gumemokeu-1.3.4.5-
mempaxugpn-2H-3-Gensasenun-2-on-3-ua)-3-xA0pnponan u N-memua-2-
(3,4,5-mpuMemok cudenua)-emuAaMuH.

TMo6uB: 44 % om meopem. cmolHocm.

Touka na monene: 131 °C (pasa.).
Ilpumep 90

Msomepna cMec Ha 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
Gensazenun-2-on-3-ua]-3-[N-mMemua-N-(2-(2- u  4-numpodeHuas)-emua)-
aMuHo]-nponax

[Toayuen nogofGHo Ra npumep 16 om 1-(7,8-gumernokcu‘1,3,4,5-
mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua)-3-xaopnponas u N-memua-2-(2-
u 4-numpo¢enuA)-emuAaMUH.

To6uB: 72 % om meopem. CmMOUHOCM.

IR-cnekmbp (Memuaerxaopug): 1650 cm’! (CO).

IIpumep 91
Msomepna cMmec  Ha 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
Genzasenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-N-(2-(2-  u  4-amunodenua)-emua)-
aMuHo]-nponad .
\BP\D Oﬁ\g\“ﬂ; Q
\
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[Toavdaen nogoGHo Ha npuMep 4 upes kamasumuyHo Xugpupade Ha
U3OMepHa  CMeC Ha 1-( T,S-QUMCmOkcq-1,3,4,5-mempzmugpo-2H-3-
Gensasenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-N-(2-2- © u 4-numpodenua |-
eMmUAaMUHO |-Rponan
To6uB: 81 % om meopem. cmoliHocm.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopugj: 1645 cm! (CO).
pumep 92

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ens azenun-2-on-3-ual-3-[N-
memua-N-(2-(2-auemusaMuHoPEHUA)-EMUA)-aMUHO|-NpONAH-XUgPOXAOpUg
u

1-[7,8-gumemokcu- 1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-ua}-3-[N-

memua-N-(2-(4-auemuaaMuHO$EHUA)-eMUA)-aMUHO|-NPONaH-XUgpoXAopug

[Toaydenu nogoGHo Ha npumep 52 upes BsaumogeticmBue Ha
usoMepHa cMec  om 1-(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
Henszasenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-N-(2-(2- T 4-aMuHOGEHUA)-emUA)-
aMuHo]-nponaH ¢ AegeHa ouemHa kuceauHa u auemanxugpug.

o6uB na 2-auemuaamMunoBomo ckeguHenue: 26% om meop.
cmoliHocm. Touka na monene: 102-105 °C.

,HoSuB Ha 4-auemuaamMunoBomo cwvegunenue: 49% om meop.

cmotinocm. Touka Ha monene: 89-93 °C.
Ipumep 93

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ens asenun-2-on-3-ua]-3-[N-

Memua-N-(2-(4-aMuHOEHUA)-eMUA )-aMUHO|-NpONan

485 g (0,0107 mol) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-

6ensazenun-2-on-3-ua)-3-[N-memua-N-(2-(4-auemusamunodenua)-emua)-
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avuHo|-nponan ce Gupkam 34 vaca npu 40 °C ¢ 80 ml MemanoaoBa coana
kuceauna. Caeg konuenmpupate Ha pasmBopa ocmambkbm ce pasmBapst
B Memuaenxanpug, ekempaxupa ce ¢ pasmBop Ha nampueB 6ukapSonam u
ce npoMuBa ¢ Boga. OpzaHuynama dasa ce cywwu, Konuenmpupa ce Bu8
Bakyym u caeg moBa noayuenomo Macao ce cywu 668 Bakyym npu 50 °C.

HobuB: 88% om meop. cmoliHocm.

IR-cnekmbp (Memuaenxaopug): 1645 cm! (CO)

NMR-cnekmbp (CDCly/D,O): 8 = 225 ppm; 3,8 ppm, s, 12H
(OCH,); 6,9 ppm, d(J=7 Hz), 2H (apomam.).

ITpumep 94

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-uaj-3-[N-

mMemua-N-(2-(4-xaopdenua)-emua)-aMuHO |-nponanguxugpoxaopug

1,01 g (0,00245 mol) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
6enzazenun-2-on-3-ual-3-[N-memua-N-(2-(4-amunopeHuA )-emua)-aMuno]-
nponan ce pasmBapsm B 5 ml noaynacumena coaHa kuceauna u ce
guasomupam c¢ 0,17 g (0,00245 mol) nampueB numpum. Caeg moBa ce
6vpka npu 55 °C, gokamo cnpe ga ce omgeasd asom. PasmBopem ce npaBu
caabo aakaaen, ekcmpaxupa ce ¢ MeEmMUAEHXAOpuUg, Cywu ce€ u ce
konuenmpupa 68 Bakyym. [loaysenomo Macao ce npevucmBa
xpomamozpadcku npes aaymunueB okcug (200 g, neympasen, akmuBrocm
I1) (eAyenm: memuaenxaopug + 2% emaHoA) U ce ymasiBa om auemon ¢
emepHa coaHa kuceauna,

Ho6uB: 21 % om meopem. cmoliHocm.

Touka na monene: 148-151°C.

IIpumep 95
1-[7,8-gumemokcu-2,3-guxugpo-1H-3-6ensasenun-3-uaj-3-[N-memua-N-(2-

(3,4-guMemok cudeHua)-emua)-aMuHo]-nponan
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2.3 g (G.005 mol) 1-[7.8-gumemokcu-1.3-guxugpo-2H-3-Gen3zazenun-
2-on-3-ua]-3-[N-memua-N-{2-( 3 4-gumemokcudieHUA }-emUA )-aMUHO -
nponan ce pasmBapam B 150 ml abcoaomen emep, cMecBam ce ¢
aumueBoasymunueB  xugpug u ce Obpkam 2 yaca Dnpu cmalHa
memnepamypa. [Ipu oxaakgaHe ¢bec AegeHa Boga ce cMecBa ¢ 1U Z-en
pasmBop Ha amonueB xaopug, ymatikama ce $uampyBa Ha Hymu-puAmMBL
u BB Bakyym pasmBopumeasim ce omempansiBa. Macaenuam ocmamtk ce
npeuucmBa ¢ aaymunueB okcug (neympasen, akmuBuocm I} ¢ eayenm
MEMUAEHXAOPUQ.

To6uB: 1.6 ¢ (72.7 % om meopem. cmolHocm).

IR-cnekmbp (Memuaerxaopug): 2830 cm’? (OCH,).

2790 cm™! (N-aakua)

CygH3sN,O, (440.6)

Mawucaeno: C 70.88 H 8.24 N 6.36

Hamepeno: C 70.50 H 8.80 N 6.22

Hpumep 96

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxug po-2H-3-6ens asenun-2-on-3-ua)-3-[N-

memua-N-(2-(4-xugpokcupenua)-emua)-aMuHO|-NPONIHXUGPOXAOPUY

1.1 g (2.67 mmol) 1-[7,8—gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo'-2H—3-
6ensasenuu-2-ou-3-uzx]-3-[N-MemUA—N-(2-(4-munoc})eHUA)—emuA)-muuo]—
nponan ce pasmBapsam 6 10 ml noaynacumena cspHa kuceauna u npu 0 °C
ce guasomupam c¢ 0.18 g (2.67 mmol) nampueB Humpum. Caeg mobBa
pasmBopbm ce 3az2psaBa Ha napHa band 20 mMunymu. , paspekga ce ¢ Boga,,
askaausupa ce caabo ¢ HampueBa ocnoBa, ekcmpaxupa ce ¢
Mmemuaenxaopug u ce cyuu. Caeg konuenmpupane BuB Bakyym,
NOAYYEHOmMO MacAo ce npevucmBa cbe 100 g aaymunueB okcug (neymp.,
akmuBnocm II) ¢ eayeam - Memuaenxaopug + 2% emaHoA.

Xugpoxaopugbm ce ymasiBa om auemon/emepHa COAHA kuceauna.
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HoouB: 0.17 g (15 % om meopem. cmotiHocm).

Touka na monene: 109-112 <C.
IIpumep 97

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6en3azenun-2-on-3-uaj-3-[N-
Memua-N-(2-(4-guMemuraMuHOdEeHUA | -emUA)-aMUHO|-nponaHgu-

Xugpoxaopug

[Toayuen nogofno nHa npumep 11 upes BzaumogeticmBue na -[7,8-
gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensazenun-2-on-3-ua]-3-[N-
Memua-N-(2-(4-amunodeHuaj-emual-aquno]-nponan ¢ 37 %-en
dopmaaunol pazsmBop u nampueB yuanobopxugpug.

HobuB: 40 % om meop. cmoiinocm.

Touka na monene: 193-196 °C.
IIpumep 98

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-1,3-6en3aszenun-2-on-3-uaj-3-

[N-Memua-N-(2-(4-amMuno-3,5-guxaopdeHua)-emua)-aMuHo |-nponax

a) N-[3-[N'-Memua-N'-(2-(4-amuno-3,5-guxaopdenua)-emua }-amuno|)-
nponual-2-(2-amuno-4,5-gumemok cudenua)-emuaaMuHxugpoxAopug

IToayven nogof®no Ha npumep 53a om N-[3-[N'-memua-N'-(2-(4-
aMuHo-3,5-guxaopdenua)-emua)-amMuno-nponua]-2-(2-amuno-4,5-
gumemokcu-¢enua)-auemamug u aumueBoasymunueBxugpug.

Touka na monene: 182-188 °C.

6) 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-1,3-6en3oguazenun-2-
oH-3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(4-aMuno-3,5-guxaopdenua)-emua)-aMuno|-

nponan
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[Toavuen nogoGHo Ha npumep 336 om N-[3-IN-Memua-N'-2-4-
AMUHO-3,3-quXAOpdeHUA b-emua J-aMuno]-nponuaj-2-( 2-anuno-4.5-
gunzemoReu-JeHuA -eMUAUMURXUGPOXAOPUY u NN
K apOoHUAQUUMUGA30A.

Touka Ha monene: 163-166 °C,
IIpumep 99

1-[7 8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzasenun-1,2-guon-3-ual-
3-[N-memua-N-(2-(4-amuno-3,5-guxaopdenua )-emua }-aMuno]-nponan

[Toaygen nogoGuo na npumep 56 om 1-[7.8-gumemokcu-1,3.45-
mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-usl-3-[N-mMemua-N-(2-(4-amuno-
3,5-guxaopdeHua)-emua)-aMuno]-nponan u ceaenoB guokcug.

Touka na monene: 118-130 °C.

mje = 493/495 (C,H,oC1,N;0, : 494.43)

IIpumep 100

1-[7.8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2-on-3-ua]-3-[N-
Memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua}-emuaj-aMuno |-nponangu-

Xugpoxaopug

11 g (5.0 mmol) 78-gumemokcu-1.3,45-mempaxugpo-2H-3-
Gensasenun-2-on ce cycnengupam B 20 ml gumemuacyadokcug u npu
pasOupkBane ce cmecBam ¢ 0.6 g (5.3 mmol} kaaueB mpem-Gymuaam.
Caeg 10 dunymu pasmBopwm ce emecBa ¢ 2.0 ¢ (7.4 mmol) 1-xaop-3-[N-
Memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenua)-emua)-amMuno]-nponan.  Caeg muoBa
ce Obpka owe 1 wac npu 50 °C, uscunBa ce BuB Boga, ekcmpaxupa ce ¢
emuaoB ecmep Ha ouemHama KuceauHa u opzaHuuHama asza ce

konuenmpupa 68 Bakyym. Ocmamukem ce npeuucmBa cwe cuaukazea ¢
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Touka va monene: 136-137 °C.
[Ipumep 101

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-memp axugpo-2H-3-0enzasenun-2-on-3-uaj-3-[N-
memua-N-(2-(3,4-gumemok cudeHUA)-emuA}-aMUHO |-

NpONAHJUXUgPOXAOPUY
[loayyen nogoGuo nHa npumep 100 om 7.8-gumemokcu-1,3,4,5-
mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on u N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcu-
& $enua)-emua)-aMuno]-auemuguabpoMug.
Touka na monene: 137 °C.

IIpumep 102

1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,S—mempaxugp0-2H-3-6eH3asenun-2—0H-3-UA]-3-[N—
memua-N-(2-(3-aMuno-4-xaopdeHua)-emua)-aMuno]-nponan

[Toayuen nogoGHo Ha npumep 12 upes BzaumogeiicmBue Ha N-[3-
(7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3—6eH3a3enun-2-0H-3-uz\)-
nponuAj]-Memuaamus u 2-(3-aMuHo -4-xaopdenua)-emuaxaopug. Macao.

® UV-cnekmbp (emanoa): A makc. 238 nm (0.26)
285 nm (0.13)

| 304 nm (0.06)
IR-cnekmbp (guxaopmeman): 3390 u 3480 cml (NH,)
1650 cm™! (CO)
2830 cm™! (OCHj)
2795 cm! (CH4-N<)
1520 u 11620 cm™! (C=C)

Ilpumep I
Tabaemku om 10 mg 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
6enaazenun-2-on-3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-

AMUHO|-nponanlxugpoxaopug
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CroemaB:

1 madaemka cgvpka:

akmufBao BewecmBo 1.0 mg
uapeBuuHo Huwecme 57.0 mg
MAECYHA 3aXap 48. O mg
noauBuHuAnuUpoAUUgOH 4. 0 mg
MazHe3ueBl cmeapam 1. 0 mg

120.0 mg

Memog na noayuaBane

AkmuBraomo BewecmBo, uapeBuynomo HUwecme u
noauBunuanupoaugonbm ce cMmecBam u ce HaBaaknaBam c¢ Boga.
Baaknama cMec ce npekapBa npes cumo ¢ pasmep Ha omBopume 1.5 mm
u ce uscywaBa npu' okoao 45 °C. Cyxusam zpanyaam ce npekapBa npes
cumo ¢ 2oaeMuHa Ha omBopume 1.0 mm u ce cmecBa ¢ MaznesueB
cmeapam. ['omoBama cmec ce npecoBa na npeca 3a mabaemku c
Mampuua ¢ guamemtup 7 mm go mabaemku ¢ geaumeana peska.

Teza0 na mabaemkama: 120 mg

IIpumep II
Hpakema om 5 mg 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4 5-mempaxugpo-2H-3-
Henszazenun-2-on-3-ual-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-
AMUHO |-NponaHxXugpoXAopug

1 gpacke 6e3 nokpumuemo cbgbpXka :

akmuBuo BewecmBo 5.0 mg
uapeBuuno Huwecme 41.5 mg
MA€YHA 3axap 30. 0 mg
noauBunuanupoauugon 3. 0mg
MaznesueB cmeapam 0.5 mg

80.0 mg
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Memoy na nosywaBaue

AkmuBaomo BeweombBo, uapeBuyHomo Huwecme, MACHHAMA 3axap
u nuauBuHUANUpDAUgOHBM ce cMmecBam gobpe ce HaBaaknaBam ¢ Boga.
Raaknama cMec ce npekapBa npes cumo ¢ pasmep Ha omBopume 1 mm u
ce uscywaBa npu okoao 45 °C. T'panysambm caeg moBa ce npekapBa npes
chwomo cumo. Caeg cmecBanemo ¢ MaznesueBusd cmeapam, Ha MaWUHA
32 mabaemku ce npecoBam 3aodacHu gpakema ¢ guamemsp 6 mm. Taka
noayuenume gpakema ce nokpuBam no usBecmen HauuR CbC CAOU, kotimo
ce cbemou ocHoBro om 3axap u maak. [omoBume gpakema ce noaupam
¢ Bocok.

Tezao na gpaxke: 130 mg

ITpumep III

Amnyau  om 5 mg 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-
ensasenun-2-on-3-ual-3-[N-Memua-N-(2-(3,4-gumemok cudenua)-emua)-
aMUHO |-npoNnanxugpoxaopug

1 amnyaa cbgopXa:

akmuBno BewecmBo 5.0 mg
copbum 50.0 mg
Boga 3a unkekuyuonnu ueau ad 2.0 ml

Memog Ha noay4yaBane

B nogxogsw cbg akmuBromo BewecmBo ce pasmBaps BuB Boga 3a
unskekuuonnu ueau u pasmBopem ce npaBu U3OMOHUYEH CbC copdum.

Caeg duampyBane npes MemOpanen puammp, pasmBopbm ce nbAHU
B nouyucmeHU U CIEPUAUSUPAaHU amnyau nog asom, koumo ce

o6pabomBam B aBmokaaB 20 Munymu 8 nomok om Boghna napa.
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[pumep IV

Cynozumopuu om no 15 mg 1-[7.8-gumemokceu-1,3.4. 5-mempaxugpo-2H-3-
Gensasenun-2-oH-3-usl-3-[N-memua-N-(2-(3 4-gumemok cudenua j-emus -
AMUHO |-NpONaHxugpoxaopug.

1 cBewuuka cwgupXa:

akmuBro BewecmBo (L015 m
TBupga Maznuna (nanp. Witepsol H 19 u W 45) 1.685 ¢
L700 g

Memog Ha noayuaBane

TBuvpgama Masnuna ce cmonsaBa. [Ipu 38 °C , cMagHOMO akmuBno
BewecmBo ce gucnepzupa xoMozenHo B cmonenama masnuna. Oxaakga ce
go 35 °C u ce usauBa B aeko npegBapumesHo oxaagenu dopmu Ha

cBewuuku.
Ilpumep V
PasmBop 3a kanku ¢ 10 mg 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-

Hens a3¢nuu—2-on-3-uA]-3-[N-MemUA-N-(2-(3,4-QUMemokcu<beHUA)-emUA)-

AMUHO]-nponanxugpoxaopug Ha 5 ml.

100 ml pasmBop cvgvpXa:
akmuBuo BewecmBo 02 ¢
XugpokcuemuaueayAosa 0.15 g
Bunena kuceauna 0.1 g
p-p Ha copbum 70 % cyxo B-Bo 30.0 g
2AUUEPUH 10.0 g
HensoeHa kuceauna 0.15¢ |

gecmuaupana Boga ad 100 ml
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Memog Ha nosyqaBane

Bogama ce sazpaBBa go 70 °C. [Ipu pasbuvpkBane B nes ce
pazmBapam  xugpokcuemuaueayavzama,  OeHsoeHama  Kuceauda
Bunenama Kkuceauna. Oxaakga ce ¢go cmallHa memnepamypa u npu
pasbbpkBane ce gobabam zauuepunbm u copoumuusm pasmBop. [Tpu
cmalina memnepamypa ce gobaBa akmuBromo BeuwiecmBo u ce 6wpka go
nbaHomo pasmBapsne. Caeg moBa. npu pasbvpkBane ce Bakyymupa 3a

obe3BrvigywaBane.
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IIATEHTHU IIPETEHIIMH

1. BensazenunnpousBoghu ¢ nowa opMyai:

D

B kosmo o3HavaBam:
A - 2pynama -CH,-CH,-, -CH=CH-, -NH-CO-, -CH,-CO- usu
5 5
Rs

]
—C=N-®pyna
S

B kosmo R, npegcmaBaaBa askuaoBa zpyna ¢ 1 go 3 Bv2Aepogru amomu,
a B - MemuaenoBa uau kapbonuaoBa 2pyna uau

A- zpynama -CO-CO- , a B - MemusenoBa 2pyna,

E- egna eBenmyaano samecmeHa ¢ aakuaoBa zpyna, kosmo uma 1
go 3 BvaaepogHu amomu, emuaeHoBa, n-nponuacHoBa uau n-6ymuaenoBa
epyna, egHa 3amecmeHa B8 2 nosuuua ¢ xugpokcusHa 2pvna  n-
nponuaeHoBa 2pyna uau samecmeHa ¢ ugpokcuana zpyna B 2 uau 3
nozuyus n-GvmuasenoBa apvna.

G - egna eBenmyasHo 3amecmeHa ¢ aakuaoBa 2pyna, koamo uma 1
go 3 Braaepoghu amomu, MemuaenoBa uau emuaenoBa epyna,

R;u R, koumo Mozam ga ca egHakBu uau pasauvHu - xugpokcuanu
apynu, aakuaoBu, askokcu- uau  ¢enusaskokcucpynu, 8 koumwo
askuaoBama vacm Moxke ga cbgbpka 1 go 3 BvaacpoghHu amomu, usu
egun om pagukaaume R, uau R, - cvwo Bogopogen amom, uau R1 3aegno

¢ R, - egna askusenguokcuzpyna ¢ 1 uau 2 BuzAepogHU amoMu.



O

Ry u Ry koume dmotanin ga o egdakBu usu pazsuunu - Bogopoghu
UAU XaAVZEHHU amoM, Xugpokcuanu zpynu, askuaoBu uau askokcuzpynu ¢
1 go 4 Buzaepogu amomu, mpudayopMemuaoBu uau Uuanozpynu, uau
egud om pagukaaume Ry uau Ry - ¢buo  egha HUmMpoOzZpynd, uau R
3aegHo ¢ Ry - egna aakuaenguokcuzpyna ¢ 1 uau 2 BuzaepogHU amoMU.

Rs - Bogopogen amowm, askuaoBa, xugpokcuana. aakokcu-, amMuno-,
askuaamuno-, guasakuaaMuHso-, aakanouAaamMuHo-,
aakokcukapGonuaamuno-  usu  Guc{askokcukapbonuajamunozpyna, B
koumo aakuaoBama wacm MoXe ga cbgbpka 1 go 3 BoeaepogHu amomu,
uAsu egHa samecmeHa ¢ mpudayopMemuasoBa 2pyna MemuAaMUHO- UAU
€mUAAMUHO2pyRna, u

R - Bogopogen amoM, askuaoBa, denunraskunoBa, askanousoBa uau
aakokcukapGonuaoBa zpyna, B8 koumo askusoBama uwacm Moke ga
cbgbpXka 1 go 3 BbaaepogHu amoMu uau €gHa ankenuaoBa 2pyna c 3 go 5
BbzAcpOgHU amOMU U MEXHUME COAU, 0cobeHo mexHume ¢usuoAOZUYHO
NOHOCUMU COAU C HEOP2AHUYHU U op2aHudHu kuceaunu.

2. BensaszenunnpousBoghu ¢ obwa ¢opmMyaa I, cbaaacHo npemenuus

1, 8 koamo o3znavaBam:

A - zpynama -CH,-CH,-, -CH=CH-, -NH-CO-, -CH,-CO- uau
5 5

CH,4

—C =N-zpma
S

u B - MemuaenoBa uau kap6onuaoBa apyna uau

A - -CO-CO-zpyna u B - MmemuaenoBa zpyna,

E - emuaenoBa, n-nponuaenoBa, n-6ymusenoBa, 2-mMemua-n-
nponuaenoBa uau 2-xugpokcu-n-nponusesoBa 2pyna,

G- MemuaenoBa, emuaenoBa uau 1-MemusemuaenoBa zpyna,

R, - memuaoBa, xugpokcuaHa, Gensuaokeu- uau aakokcuzpyna ¢ 1

go 3 BrzaepogHu amomu,

-

l
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R, - Bogopogen amom, MemuaoBiy, xugpokcuana  uau
Memokcuzpyna. usu Ry u R, 3aegno - Memuaenguokcuzpyna,

Ry - Bogopogen, ¢ayopen, xaopeH uau  OpOMEH  amoM,
mpupayopmemuaoBa. Humpo-, askuaoBa uau askokcuzpvna ¢ 1 go 4
Brzaepoghu amomu,

R, - Bogopogen, xaopen uau GpoMen amoM, mMemuaoBa, memokcu-
uau yuanozpyna uau R; u R saegno - Memuaenguokcuzpyna,

Rg - Bogopogen amom, xugpokcuana, Memokcu-, amuno-,
auyemuaaMuHo-, emokcukapbonuaamuno-, Suc(emokcukapbonua)amMuno-,
guMemuaAaMuRo- uau B,B,p-mpudayopemuaamMunozpyna u

R - Bogopogen amoM, aakuaoBa 2pyna ¢ 3 go 6 BheaepogHu amomu,
askuaoBa, 6ensuaoBa, auemuaoBa usu emokcukapbonusoBa 2pyna,

U meXHUme CoAl, 0cobeno PuU3UOAO2UYHO NOHOCUMUME COAU, NOAYYEHU C
Op2aHUYHU UAU Heop2aHu4yHU kuceAunu.

3. Ben3sasenunnpousBogHu ¢ obwa dopmyaa I, cbzaacno npemenyus
1, B8 kossmo o3navaBam:

A - zpynama -CH,-CH,-, -CH=CH-, uau

CH,4

|
—C =N-yna
b

u B - kap6onuaoBa 2pyna uau

A - -CH=CH-, -NH-CO- uau -CO-CO-zpyna u B - mMemuasenoBa |
zpyna, 5

E - n-nponuaenoBa,

G- emuaenoBa,

R - Memokcu- uau xugpokcuana zpyna,

R, - Memokcuzpyna, uau R u R, 3aegno - Memuaenguokcuzpyna,

R; - Memokcu- uau mpupayopmemuaoBa zpyna, xaoped uau 6pomen
amom,

R, - Memokcuzpyna,
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R; - Bogopogen amoMm, aMuBo- uau Memokcuzpyna u
R, - Bogopogen amoM, MemuaoBa. emuaoBa, n-nponuioBa usu
aauaoBa 2pyna U meXHume coal, ocoGeHo GUsUDA0ZUNHY NOHOCUMUME

COAU. NOAVHCHU ¢ 0pP2dHUYHU UAlU HCOPIdHUYHU kuceaunu.

4. bensasenunnpousBognu ¢ oowa dopmvaa

Ry
Ry o7 Rg R
o | . ‘ 6 / \< 4
o L |L N-CH,-CH,-CH,~N-CH,-CH;- /\ )
‘E/" yd {\ N . / \)<
R2 \‘\\v// CH{' B —— ‘RS
(Ia)
B kosimo o3nayaBam
A - epynama -CH,-CH,-, -CH=CH-, uau
T
—C =N-2pyna
5
u B - kap6onuaoBa 2pyna uau
e A - -NH-CO- uau -CO-CO-2pyna u B - MemuaenoBa 2pyna,

5

R; uR, - no egna Memokcuzpyna,

R - Bogopogen amom, MemuaoBa uau askuaoBa 2pyna,

R, - Bogopogen amom uau Memokcuzpyna B 3-ma nosuuus,

R, - Memokcuzpyna 8 4-ma nosuuus uau Ry u R, 3aegno - 34-
MemuaeHguokcuzpyna u

Rs - Bogopogen amowm, uau

Ry B 3-ma nosuuua - mpudayopmemusoBa zpyna, XaopeH uau
SpomMen amoM,

R4 B 5-ma nosuuus - xaopen uau 6pomen amom u

R¢ B8 4-ma nosuuyus - amuHozpyna u HeliHume ¢u3u0A02UYHO

NOHOCUMU COAU, NOAYYECHU C HEOp2aHU4YHU UAU Op2aHUvHu kuceaunu.

l
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5. 1-[7.5-qumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-Genzasenun-2-0H-3-
ua]-3-[N-memua-N-(2-(3.4-gumemokcudenua )-emua j-aMUHO [-nponasx u
HezoBUme CoAU, NOAYYCHU Ype3 npuctegunsabane Ha kKuceauna.

0. 1-[7.8-gumemokcu-1,3,4 5-mempaxugpo-2H-3-Oenzasenun-1.2-
guon-3-ua]-3-[N-memua-N-(2-(3,4-gumemokcudenus)-emua )-aMuno]-
nponax u HezoBume coAu, NOAYYEHU ¥pe3 npucbegunsiBane Ha kuceauna.

7. 1-[7.8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6enzazenun-2-on-3-
uA]-3-[N-memua-N-(2-(4-amuno-3,5-guxaopdenua)-emua)-aMuno |-nponan
u HezoBume CoAl, NOAYUEHU Ype3 npuchegusiBane Ha kuceauna.

8. 1-[7,8-gumemokcu-1,3,4,5-mempaxugpo-2H-3-6ensasenun-2-on-3-
ua]-3-[N-memua-N-(2-(4-Memok cudenua)-emua)-aMuno]-nponan u
HezoBume coAu, noAyueHU upe3 npucbegunaBane Ha kuceauHa.

9. AekapcmBen npenapam 3a aeueHue Ha cunycoBu maxukapguu u
UcXeMuuHu ©60A€cmU Ha CbpUemo, cbgbpkaw, CcbeguUHEHUE, Cb2AACHO
npemenuuu 1 go 8, 3aegHO ¢ €gUH OM MHOZOMO UHEPMHU HOCUMEAU UAU
paspegumeau.

10. Memog 3a noayuaBane Hna 6enszasenunnpousBoguu c¢ obwa

$opmyaa
Ry~ A R ik
> 7N ) ° Ry
L e
S /B{ R;

B8 kosmo o3nauaBam:

A - zpynama -CH,-CH,-, -CH=CH-, -NH-CO-, -CH,-CO- uau
5 5

D)

R;

|
—C=N-#ya
S

B kosimo R, npegcmaBasBa aakuaoBa zpyna ¢ 1 go 3 Breaepoguu amomu,
a B - MemuaenoBa uau kapbonuaoBa zpyna uau
A- 2pynama -CO-CO- , a B - MemuaenoBa zpyna,
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E- eyna eBenmvaano zamecmena ¢ askuaoBa cpyvna, kosamo uma |
go 3 BrzaepogHu amonu, emusetoBa, n-nponuaeHoBa s n-OvmuacHLbA
apyna, egHa samecmeHa BwB 2 nosunug ¢ xugpokcuaa cpyna o on-

ApONUACHOBA 2pviia UAU 3aMecmieHa ¢ XugpokcuaHa epyna B2

uau 3
nosuyus n-6vmuaenoBa 2pvna.

(G - egha eBenmvasno samecmena ¢ askuaoBa zpyna. kogmo uma |1
go 3 Brzaepogru amoMu, MemuaeHoBa uau emuaenoBa zpyna.

R, u R,, koumo Mozam ga ca eguakBu uau pasauunu - xugpokcuanu
epynu, askuaoBu, aakokcu- uau  ¢$enusaskokcuzpynu, 8 koumo
aakuaoBama wacm Moke ga cvgbvpka 1 go 3 BvzaepogHu amomu, uau
egud om pagukaaume R, uau R, ga 6ege Bogopogen amom, uau R1
3aegno ¢ R, - egna aakusenguokcuzpyna ¢ 1 uau 2 Bvzaepoghnu amomu.

Ryu R4,) koumo Mozam ga ca egnakBu uau pasauunu - Bogopognu
UAU XaA02Z€HHU amoM, xugpokcuanu zpynu, askuaoBu uau askokcuepynu c
1 go 4 Bveaepognu amomu, mpudayopMemuaoBu uau uuaHozpynu, uau
egun om pagukaaume R; uau R, noke ga 6vge egna Humpozpyna, uau R4
3a€gHO ¢ R, - egna aakuaenguokcuzpyna ¢ 1 uau 2 Bezaepognu amomu.

Rs - Bogopogen amom, aakuaoBa, xugpokcuana, aakokcu-, amuno-,
askuaamuno-, guaskusamMuHo-, aak anouaamuno-,
askokcukapbonuaamuno- uau  Guc({aakokcukapOonua)amunozpyna, B
koumo askuaoBRama uacm Moke ga cbgbpka 1 go 3 Bveaepoghu amomu,
UAU egHa s3aMecmeHa ¢ mpudayopMemuasoBa zpyna MemuaaMuHo- uau
€MUAdMUHOZPYNA, U

R, - Bogopogen amon, askuisoBa, $enuaaakuaoBa, askanouaoBa usu
askokcukapbonuaoBa zpyna, 8 koumo askusoBama uacm Moke ga
ctgrpka 1 go 3 BhzaepogHu amoru uau egha askenuaobBa zpyna ¢ 3 go 3
Bveaepoghu amonu, kakmo u  mexHume c¢oau, ocobeHv mexHume
$U3UOAOZUYHO NOHOCUMU COAU , NOAYYEHU upe3 npucbegunsaBaHe Ha

HEOpP23aHUYHU UAU Op2aHUYHU kUCGAUHU, xapakmepusupaw. c€C moBa, ye

a) CbeguHeHue ¢ obwa dopMyaa
‘ v
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B kossmo
A u B ca gedunupanu kakmo B navaaomo,
R, u R, npegcmaBagBam no egHa xugpokcusna zpyna, salyumena
cbe 3awumeH pagukaa uau umam 3HaveHuama 3a R; u R,, gagenu B8

Hauasomo, BzauMogeticmBa cvc cbegunenue ¢ obwa popmyaa
Ry

(I1I)
B kossmo
R, E u G ca gedpunupanu kakmo B nauasomo,
R;' go R¢' npegecmaBasBam no egha xugpokcuaHa 2pyna, 3aujumeHa
CbC 3aujumen pagukaa UAu UMam 3HaueHusma 3a R, u Ry, cnomenamu 8

HA4aA0mo u
Z - nykaeoduana omuenBawa ce zpyna usu c HezoBa, eBenmyaano

Hamupawa ce B peakuuonsama cMec Bempewna, yemBepmuuna coa ¢

Rg¢ Z° .
—_ G_
Ry
(Il1a)

B kostmo E, G, Z, Ry’ go Rs' u R ca gepunupanu kakmo B navasomo, u

eBenmyasno caegBauo omuenBane na u3noA3BaHama 3aujumba 2pyna uau

obwa popMyaa
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01 34 noavuaBane Ha cbeguHenust ¢ oowa ¢opyyaa I, 8 koamo Ry e
Bogopog, askenusoBa cpyna ¢ 3 go 5 Bvaaepognu amomu, aakuaoBa uau
JenuaaskuaoBa cpyna ¢ 1 go 3 Bueaepognu amomu B askusoBama wacm,

CcbeguHeHue ¢ oOwa dopMyaa

(IV)

BzaumogeiicmBa ¢ egHo cvegureHue ¢ obwa popMyaa

SN
G—V
Ry
R¢'
(V)

B koumo

A, B, E u G ca gedunupanu kakmo 8 nauaaomo.

R{' go Rs' npegcmaBasiBam no egna xugpokcuana 2pyna, sawjumena
Cbe 3awumen pagukaa UAU uMam 3HaveHuama Ha Ry u Rg, cnomenamu 8
Havasomo, egunusim om pagukasume U uau V npegecmaBasiBa R -NH-
epynama, kamo Ry' 03HauaBa Bogopogen amom, aakenuaoBa zpyna ¢ 3 go
5 Bweaepogau amomu, askuaoBa usu ¢enusaskusoBa zpyna ¢ 1 go 3
BvaaepogHu amomu, gpyeusm om pagukasume U uau V npegcmaBasiBa
egia Hykaeoduana omuenBawa ce zpyna , uau pagukasem U
npegcmaBaaBa 3aegHo ¢ egun P-nosuyuonupad BogopogeH amoM Ha
pagukaaa E - kucaopog, a V - egna R¢-NH-zpyna, kamo Ry e
gedunupano kakmo zope, u eBenmyasno caegBawo omuenBane Ha
usnoasBanama 3awumua zpyna, uAu

B) 3a noayuaBane Ha cbegunenus ¢ obwa opmyaa I, B kosimo Ry e

Bogopogen amoM, askenuaoBa zpyna ¢ 3 go 5 Bwzaepognu amomu,

i
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aakuaoBa uau $enuaaskuaoBa epyna ¢ 1 go 3 Bueaepoguu amoau B

askuaoBama yacm. egHo cheguHenue ¢ oowa doprMyvaa

Ri A
Ec | N-E—H
R SR
WV
o Bkoamo A, B, E u R, ca gepunupanu kakmo B navaromo, kamo obave 8

pagukaaa E, gBa Bogopognu amoma B egna -CH,- uau CHj-zpyna na
pagukasa ca 3amecmeHu ¢ kucaopogen amoM, BzaumogelicmBa B

npucbcmbBue Ha pegykmop ¢ amuH ¢ obwa gopmyaa
R,

LR,

H-N-G-{ \i/
| :\ __F,
(VIT)

B kosmo G u Ry go Rg ca gedunupanu kakmo B navasomo, a R/
e npegcmaBasBa Bogopogern amoM, askeHuaoBa 2pyna ¢ 3 go 5 Bvaaepognu
amoMu, egHa aakuaoBa uau ¢enuaaskuaoBa zpyna ¢ 1 go 3 Bvzaepoghu
amoMu B askuaoBama wacm, uau

2) 3a noayvaBane Ha cbegunenus ¢ obwa dopmyaa I, B koamo Ry
npegcmaBasBa Bogopogen amom, egHa aakeHuaoBa zpyna ¢ 3 go S
BvaaepogHu amomu, egna aakuaoBa uau penusaskuaoBa zpyna cno 1 go 3

Bveaepognu amomu B askuaoBama wacm, egHO cbeguHeHue ¢ obwa

dopmyaa

(VILI)
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B koamo A. B, E, R{ u R, ca gedpunupanu Kakmo B navasomo, a R,
o3Havaba Bogopogen amoM, askenuaoBa zpyna ¢ 3 go 5 BweaepogHu
amoMu, aakuaoBa uau enuaaskuaoBa zpyna ¢ no 1 go 3 Buaasepognu
amomu B aakuaoBama vacm, BzaumogeticmBa B npucbemBue Ha pegvkmop

Che CheguHeHue ¢ obwa popmyaa

—\ R,
H-G- </

(IX)

. Bkoamo G u R; go R¢ ca gedpunupanu kakmo B nauasomo, kamo obave 6

pagukasa G gBa Bogopognu amoma B egna -CH,- uau CHs-epyna na
pagukaasa ca 3aMecmeHU ¢ kucaopogeH amoMm, uau

g) 3a noayuaBane na cvegunenus ¢ obwa dopmyaa I, B kosmo A
npegcmaBasiBa -NH-CO-zpyna, E - eBenmyasno 3amecmena ¢ aakuaoBa
2pyna, kossmo uma 1 go 3 Bvaaepognu amomu, emuaenoBa, n-nponuaenoBa
uau n-6ymuaenoBa 2pyna, a R ne npegcmaBaaBa Bogopog, cvegunenue ¢

obwa popMyaa

B kosmo
B u G ca gedunupanu kakmo B8 navaaomo
E' - eBenmyaano 3amecmena ¢ aakuaoBa zpyna, koamo uma 1 go 4

BvaaepogHu amomu, emuaeHoBa, n-nponuseHoBa uau n-6ymuaenoBa

2pyna, | v
BAD ORIGINAL l
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R, go R, npegemaBasaBam no eyna xugpokcuana epyna, sawumeny
ChC zawumen pagukaa, vau uMam sHavenHusma Ha Ry u Ry, cnomenamu 8
Ha4aa0mo,

R<" npegemaBasBa sawumena ¢be 3awumen pagukaa Xugpokcuana.
AMUHO- uau  askuaamMuHoz2pyna, uau ¢ uskAroueHue Ha AaMuHO- uau
askuaamunozpyna, uMa 3HaveHuemo Ha R cnomMenamo B Havasomo u

R¢" uMma, ¢ uskarouedue na Bogopog, snauenuemo Ha R, cnomenamo
B8 navasomo, uau npegcmaBasBa sawumna zpyna 3a aMUHOZpYNa,

BsaumogeticmBa ¢ npousBogho na Braaenama kuceauna ¢ obwa gopmyaa
W-CO-W (XI)

B kossmo W, koumo Mozam ga 6vgam egnakBu uau pasauunu, osHauyaBam
Bunazu egna nykaeoduana omuenBawa ce zpyna kamo xaopeH uau
OpoMeHn amoM, eBeHmyaAHO C Xas0zE€HEH amoM 3amMecmeHna aakoKcuapyna,
kogmo uma 1 go 3 BveaepogHu amoMu uau umugasoaua-(2)-zpyna, u
eBenmyaano caegBawo omuenBane Ha u3noasBanus sawumeH pagukaa,
uAu

e) 3a noayyaBane Ha cweguHenHue ¢ obwa ¢$opmyaa I, B kosmo A
npegcmaBaaBa -CH,-CH,-2pyna, Ry u R, He ca Gensuaokcuzpynu, Ry
uau R, He ca numpozpyna u R¢ He npegemaBasiBa GensuaoBa zpyna uau

aakeHuaoBa zpyna ¢ 3 go 5 Bw2aepogHu amomu, cbeguneHue ¢ obwia

dopmyaa

N-E -N-G-{¢

R/ \:;,A\\ ’ 9H=C$I Il{s /———\ R,

. / \_ R,

Rs
(XII)
B koamo R; go Re, B, E u G ca gepunupanu kakmo 8 navasomo, kamo
R; uau R, ne osnauaBam numpozpyna, ako Rs osnauaBa amunozpyna ce

Xugpupa, uau
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Ky cuegunenue ¢ odwa fopMyaa

R~ A Ry, — Ry
o R ‘ | Vi S -
| ]{ N-E-N-G- | \
= - / \ 7‘”—R4
Rz e 5 ™~ > B :.T:/
Rs

(XIIT)
B koamo
R; go R A, B, E u G ca gedpunupanu kakmo B navasomo. kame n6ave
Hat-mMaako egun om pagukaswume R go R, npegemaBasBa xugpokcuasna
2pvna. uau Rg - xugpokcuana cpyna, amuno- uau askuaaMunozpyna ¢ 1 go
3 Brzaepoghu amomu, uau R mpsatBa ga npegemaBaaBa equn Rogopogen
AMmoM, peazupa cbC CbeguHeHue ¢ oGwa Goprayaa
R(-X (X1v)

B Kosimo

R, npegemaBasaBa askuaoBa zpyna ¢ 1 go 2 BveaepogHu amomu uau
¢bWo askeHuaoBa zpyna ¢ 3 go 5 Bveaepoghu amomu, kozamo Ry e
Bogopogen amoM, uau chuo egna 3aMecmena ¢ penuaoBa 2pyna aakuaoBa
epyna ¢ 1 go 3 BvzaepogHu amomu, kozamo Ry uau R, e xugpokcuana
apyna u/uau Ry e Bogopogen amom, u
X e nykaeoduana omuenBawa ce zpyna kamo XaAozeHEH amoM UAU
cyadonuaokcuzpyna uau, ako Hali-Masko egud om pagukasaume R, go Ry
npegcmaBasaBa xugpokcuana zpyna, X 3aegHoO C o-no3uyuoHUpaHUSM
Bogopog Ha pagukara R¢ npegcmaBasBam egna guasozpyna, uau cbhuio
ako R¢ e Bogopogen amoM uau Rg € amuno- uau aakuaamunozpyna me
npegcmabBasiBam kucaopogen amoM, uau

3) 3a noayuyaBane Ha cbegunenusi ¢ obua ¢opmyaa I, B kostmo A ne e
-CH=CH-2pyna, R; e xaopen uau 6pomen amoMm u Rg € amuno- uau
askuaamunozpyna, cbegunenue ¢ obwa gopmyaa . -

iém ORIGINAL
e



(XV)

B kosimo

R1> R,, R4, Ré, B, E, u G ca onpegeaenu kakmo B navaaomo,

A' ¢ uskarouenue nHa -CH=CH-zpynama, uMa 3HaveHuemo Ha A,
c¢noMeHamo B Hauaaomo u

R¢" " npegecmaBasBa amuno- uau askusamunozpyna ¢ 1 go 3
Bb2AepogHU amOMU, CE XaA02€HUPa, UAU

u) 3a noayuaBane Ha cbegunenus ¢ obwa dopmyaa I, B koamo A
npegcmaBasaBa -CO-CO-zpyna, B - memuaenoBa zpyna u E - egna
eBenmyasHo 3amecmeHa ¢ askuaoBa 2pyna, koamo uma 1 go 3
BvasepogHu amomu, emuaeHoBa, n-nponusenoBa uau n-GymuaenoBa

2pyna, egHo cbeguHenue ¢ obua popMyaa

R,
R\~ CHz'CO\ R(G / Ry
R, N-E-N—-G—
AN CH,-CH, =/ Rs

(XVI)
B kosmo
R; go R, E u G ca onpegesenu kakmo B navasromo, ce okucasiBa
u no XkeaaHue caeg moBa, NOAyuY€HO cbeguHeRue ¢ obua dopmyaa I, B
kosamo B npegcmaBasBa kap6onuaoBa 2pyna, ce npeBpbuia upes pegykuus
B cvomBemuHomo cbeguHenue ¢ obGwa ¢opmyasa I, B koamo B
npegcmaBasiBa MemuaenoBa 2pyna, u/uau

NOAy4eHO cbeguHenue ¢ obwa ¢opmyaa I, B koamo
A ne e -CH=CH- uau



102
P‘iv
-C=N-=zpyna
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a R,, npegematiagBa 6ensuanBa uau 1-¢penuaemuanBa zpvna, ce npeBphwa
nocpegembBom KamasumuyHo xugpupane B cbomBemHomo cbeguHeHue o
obwa fopmyaa I, B kosimo R, npegemaBaaBa Bogopogen amoM. u/uau

NOAYYEHD CBegUHeHue ¢ odwa dopmyaa [, B kosmo R, uau R,
npegcmaBasgBa Humpoezpyna, ce npeBpbwa nocpegemBoMm peygykuus 8
cvomBemuony  chegunenue ¢ obwa popmyaa I, B kosmo Rq
npegcmaBasBa amunozpyna, ufuau

NOAYYCHO cbeguHeHue ¢ ofwa ¢opmyaa [ B kosmo R, e Bugopog
u/uau R¢ e amumozpyna, ce npeBpvwa nocpegemBoM auuaupade B
chbomBeniHon  chequHeHue ¢ oGwa  Jopmyaa 1. B Koamo R,
npegcmabaaa askunouaoBa uau askokcukapbonuaoBa zpyvna. uuau Ry
npegemabiasaiia aak aHOUAaMUHO-. askokcukapbonuaamuno- Uau
Guc{askokcukapdonuajamunozpyna, kamo aakuaoBama vacm cwbgbpXka
Bunazu 1 go 3 BvzaepogHu amomu, vw/uau

NOAVYEHO cbheguHeHue ¢ obwa ¢opmyaa 1. B kogmo R;
npegemabBasBa amunozpyna, Ry ne e Bogopogen amom. Ry u Ry ne
npeqemabagBam  wuaHo:pyna.  ce  npeBpbwia  ppes  chombBemuama
guasorueBa coa B cromBemnomo cbeguneHue ¢ ofwa dopmvaa 1. R
kosmo Rg e Bogopogen amoM, xugpokcuana uau askokcuzpyna, uau Rg e
Bogopogen amoM u Ry - XaaozeHeH amoM, uau o3HavaBam yuanozpyna
Ju/uau

NOAYYEHO cheguHeHue ¢ obwa ¢opmyasa [ mMoke ga ce npeBnphe B
HexoBu coAu, noayveHu upes npucbegunsBane Ha kuceauHa, ocofienn B
$UVOANZUYHO NOHNCUMU COAU € HEOPZAHUMHU UAU OP2aHUYHU KuceAunu.

11. Memog 3a noayyaBane Ba aekapcmBeno cpegecmBo,
xapakmepusupaw, ce ¢ moBa, ue cbvegunenue ¢ obwa dopmyaa I uau
nHezoBa Pu3uOAOZUYHO NUHOCUMA coA ce npubaBa no HexuMuuYeH HuvuH

kM equn uau Hakoako UHEPMHAU HOCUMIEAU U/UAU paspeguimneau.

H3nanve Ha I1aTeHTHOTO BeAOMCTBO Ha PerryGanka Bearapus
Codus - 1113, 6ya. "I'. M. Iumurpos" 52-B
Ekcnepr: P. Hososuu

Mop. 37328 Tupax: 40 CP
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