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(57) Abstract: 
FIELD: organic chemistry, medicine, oncology,

pharmacy.
SUBSTANCE: invention relates to new taxanes of

the general formula (I)

wherein R2 means benzoyloxy-group; R7 means
hydroxyl (OH); R9 means keto-group;

R 10 means R10aCOO-; R10 means (C2-C6)-alkyl,
(C 2-C6)-alkenyl, (C3-C6)-cycloalkyl or 5-6-
membered heteroaromatic group wherein heteroatom
represents oxygen atom (O), sulfur atom (S) or
nitrogen atom (N); R14 means hydrogen atom (H);
X 3 means (C2-C6)-alkyl, (C2-C6)-alkenyl, (C3-C6)-
cycloalkyl, phenyl substituted possibly with
nitro-group (-NO2), 5-6-membered heteroaromatic
group wherein heteroatom represents O, S or N;
X 5 means -COX10, -COOX10; X10 means (C2-C6)-
alkyl, (C2-C6)-alkenyl, (C3-C6)-cycloalkyl, phenyl or
5-6-membered heteroaromatic group wherein
heteroatom represents O, S, N; Ac means acetyl.
Compounds of the formula (I) elicit antitumor activity.

EFFECT: valuable medicinal properties of
compounds.

68 cl, 1 tbl, 6 ex
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Ïðåäïîñûëêè ñîçäàíè  èçîáðåòåíè 
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê íîâûì òàêñàíàì, êîòîðûå èñêëþ÷èòåëüíî ïîëåçíû â

êà÷åñòâå ïðîòèâîîïóõîëåâûõ ñðåäñòâ.
Òàêñàíîâîå ñåìåéñòâî òåðïåíîâ, ÷ëåíàìè êîòîðîãî  âë þòñ  áàêêàòèí-III è òàêñîë,

ïðåäñòàâë åò áîëüøîé èíòåðåñ êàê â áèîëîãè÷åñêîé, òàê è â õèìè÷åñêîé îáëàñòè. Ñàì
òàêñîë èñïîëüçóþò â êà÷åñòâå ïðîòèâîðàêîâîãî õèìèîòåðàïåâòè÷åñêîãî ñðåäñòâà, è îí
îáëàäàåò øèðîêèì äèàïàçîíîì èíãèáèðóþùåé îïóõîëè àêòèâíîñòè. Òàêñîë èìååò 2' R, 3'S-
êîíôèãóðàöèþ è èìååò ñëåäóþùóþ ñòðóêòóðíóþ ôîðìóëó:

ãäå Àñ îçíà÷àåò àöåòèë.
Colin è äð. â ïàòåíòå ÑØÀ 4814470 ñîîáùàþò, ÷òî íåêîòîðûå àíàëîãè òàêñîëà îáëàäàþò

çíà÷èòåëüíî áîëüøåé àêòèâíîñòüþ, ÷åì òàêñîë. Îäèí èç ýòèõ àíàëîãîâ, îáû÷íî
íàçûâàåìûé äîöåòàêñåë, èìååò ñëåäóþùóþ ñòðóêòóðíóþ ôîðìóëó:

Õîò  òàêñîë è äîöåòàêñåë  âë þòñ  ïîëåçíûìè õèìèîòåðàïåâòè÷åñêèìè ñðåäñòâàìè,
ñóùåñòâóþò îãðàíè÷åíè  â îòíîøåíèè èõ ýôôåêòèâíîñòè, âêëþ÷à  îãðàíè÷åííóþ
ýôôåêòèâíîñòü ïðîòèâ íåêîòîðûõ òèïîâ ðàêîâûõ çàáîëåâàíèé è òîêñè÷íîñòü â îòíîøåíèè
ñóáúåêòîâ ïðè ââåäåíèè â ðàçëè÷íûõ äîçàõ. Ñëåäîâàòåëüíî, ïî-ïðåæíåìó ñóùåñòâóåò
ïîòðåáíîñòü â äðóãèõ õèìèîòåðàïåâòè÷åñêèõ ñðåäñòâàõ ñ ïîâûøåííîé ýôôåêòèâíîñòüþ è
ìåíüøåé òîêñè÷íîñòüþ.

Êðàòêîå èçëîæåíèå ñóùíîñòè èçîáðåòåíè 
Ê ÷èñëó îáúåêòîâ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ïîëó÷åíèå òàêñàíîâ, êîòîðûå

èìåþò ïðåèìóùåñòâà ïî ñðàâíåíèþ ñ òàêñîëîì è äîöåòàêñåëîì â îòíîøåíèè
ýôôåêòèâíîñòè â êà÷åñòâå ïðîòèâîîïóõîëåâûõ ñðåäñòâ è òîêñè÷íîñòè. Â îáùåì, ýòè
òàêñàíû èìåþò ñëîæíîýôèðíûé çàìåñòèòåëü, îòëè÷íûé îò ôîðìèàòà, àöåòàòà è
ãåòåðîçàìåùåííîãî àöåòàòà ó Ñ-10 àòîìà óãëåðîäà, ãèäðîêñèëüíûé çàìåñòèòåëü ó Ñ-7
àòîìà óãëåðîäà è ð ä çàìåñòèòåëåé ó Ñ-3' àòîìà óãëåðîäà.

Ñëåäîâàòåëüíî, êðàòêî ãîâîð , íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê òàêñàíó êàê
òàêîâîìó, ê ôàðìàöåâòè÷åñêèì êîìïîçèöè ì, âêëþ÷àþùèì òàêñàí è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûé íîñèòåëü, è ñïîñîáàì ââåäåíè .

Äðóãèå îáúåêòû è ïðèçíàêè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  áóäóò âèäíû è ïîí òöû èç
äàëüíåéøåãî îïèñàíè .

Ïîäðîáíîå îïèñàíèå ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòîâ îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè 
Ñîãëàñíî îäíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , òàêñàíû

ñîîòâåòñòâóþò ñòðóêòóðå (1):

Ñòðàíèöà: 3

DE

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 262 506 C2

ãäå:
R2 îçíà÷àåò àöèëîêñèãðóïïó;
R7 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó;
R9 îçíà÷àåò êåòîãðóïïó, ãèäðîêñèãðóïïó; èëè àöèëîêñèãðóïïó;
R10 îçíà÷àåò R10aCOO-;
R10a îçíà÷àåò óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê, çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê èëè

ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, ãäå âûøåóêàçàííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê èëè çàìåùåííûé
óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê ñîäåðæèò àòîìû óãëåðîäà â àëüôà- è áåòà-ïîëîæåíè õ ïî
îòíîøåíèþ ê àòîìó óãëåðîäà, çàìåñòèòåëåì ó êîòîðîãî  âë åòñ  R10a;

R14 îçíà÷àåò ãèäðèäíóþ ãðóïïó èëè ãèäðîêñèãðóïïó;
Õ3 îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé àëêèë, àëêåíèë, àëêèíèë, ôåíèë èëè

ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, ãäå àëêèë ñîñòîèò èç, ïî ìåíüøåé ìåðå, äâóõ àòîìîâ óãëåðîäà;
Õ5 îçíà÷àåò -ÑÎÕ10, -ÑÎÎÕ10 èëè -CONHX10;
Õ10 îçíà÷àåò óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê, çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê èëè

ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê;
Àñ îçíà÷àåò àöåòèë; è
R7, R9 è R10 íåçàâèñèìî èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ àëüôà- èëè áåòà-êîíôèãóðàöèþ.
Ñîãëàñíî îäíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , R2 îçíà÷àåò ñëîæíîýôèðíóþ ãðóïïó

(R 2aC(O)O-), êàðáàìàòíóþ ãðóïïó (R2aR2bNC(Î)Î-), êàðáîíàòíóþ ãðóïïó (R2aOC(Î)Î-) èëè
òèîêàðáàìàòíóþ ãðóïïó (R2aSC(O)O-), ãäå R2a è R2b íåçàâèñèìî îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà,
óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê, çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé
îñòàòîê. Ñîãëàñíî ïðåäïî÷òèòåëüíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , R2 îçíà÷àåò
ñëîæíîýôèðíóþ ãðóïïó (R2àÑ(Î)Î-), ãäå R2a îçíà÷àåò àðèë èëè ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé
îñòàòîê. Ñîãëàñíî äðóãîìó ïðåäïî÷òèòåëüíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , R2 îçíà÷àåò
ñëîæíîýôèðíóþ ãðóïïó (R2aC(O)O-), ãäå R2a îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé
ôåíèë, ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë. Ñîãëàñíî îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíîìó âàðèàíòó
îñóùåñòâëåíè , R2 îçíà÷àåò áåíçîèëîêñèãðóïïó.

Â òî âðåì  êàê ñîãëàñíî îäíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  R 9 îçíà÷àåò êåòîãðóïïó, â äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  R9 ìîæåò èìåòü
ïðîñòðàíñòâåííóþ àëüôà- èëè áåòà-êîíôèãóðàöèþ, ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðîñòðàíñòâåííóþ
áåòà-êîíôèãóðàöèþ, è ìîæåò áûòü, íàïðèìåð, α- èëè β-ãèäðîêñèëîì èëè α-
èëè β-àöèëîêñèãðóïïîé. Íàïðèìåð, êîãäà R9 îçíà÷àåò àöèëîêñèãðóïïó, îí ìîæåò áûòü
ñëîæíîýôèðíîé ãðóïïîé (R9aÑ(Î)Î-), êàðáàìàòíîé ãðóïïîé (R9aR9bNC(O)O-), êàðáîíàòíîé
ãðóïïîé (R9aOC(O)O-) èëè òèîêàðáàìàòíîé ãðóïïîé (R9aSC(Î)Î-), ãäå R9a è R9b íåçàâèñèìî
îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà, óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê, çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê
èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê. Åñëè R9 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñëîæíîýôèðíóþ ãðóïïó
(R 9aC(O)O-), òî R9a îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé àëêèë, çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé àëêåíèë, çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé àðèë èëè çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé îñòàòîê. Åùå áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî R9 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñëîæíîýôèðíóþ ãðóïïó (R9aÑ(Î)Î-),
ãäå R9a îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôåíèë, çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé
ôóðèë, çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé òèåíèë èëè çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé
ïèðèäèë. Ñîãëàñíî îäíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , R9a ïðåäñòàâë åò ñîáîé (R9aÑ(Î)Î-),
ãäå R9a îçíà÷àåò ìåòèë, ýòèë, ïðîïèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé), áóòèë
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(ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé), ïåíòèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè
öèêëè÷åñêèé) èëè ãåêñèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé). Ñîãëàñíî, äðóãîìó
âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , R9 ïðåäñòàâë åò ñîáîé (R9aÑ(Î)Î-), ãäå R9a îçíà÷àåò
çàìåùåííûé ìåòèë, çàìåùåííûé ýòèë, çàìåùåííûé ïðîïèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè
öèêëè÷åñêèé), çàìåùåííûé áóòèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé),
çàìåùåííûé ïåíòèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé) èëè çàìåùåííûé ãåêñèë
(ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé), ãäå çàìåñòèòåëü (çàìåñòèòåëè) âûáèðàþò èç
ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî îñòàòêà, àëêîêñèëà, àëêåíîêñèãðóïïû,
àëêèíîêñèãðóïïû, àðèëîêñèãðóïïû, ãèäðîêñèëà, çàùèùåííîãî ãèäðîêñèëà; êåòî-, àöèëîêñè-
, íèòðî-, àìèíî-, àìèäîãðóïïû; òèîëüíîé, êåòàëüíîé, àöåòàëüíîé, ñëîæíîýôèðíîé è
ïðîñòîé ýôèðíîé ãðóïï, íî íå ñîäåðæàùèõ ôîñôîðà.

Ñîãëàñíî îäíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé R10aCOO-,
ãäå R10a îçíà÷àåò (i) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (Ñ2-Ñ8)-àëêèë (ëèíåéíûé,
ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé), òàêîé, êàê ýòèë, ïðîïèë, áóòèë, ïåíòèë èëè ãåêñèë;
(ii) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (Ñ2-Ñ8)-àëêåíèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè
öèêëè÷åñêèé), òàêîé, êàê ýòåíèë, ïðîïåíèë, áóòåíèë, ïåíòåíèë èëè ãåêñåíèë; (iii)
çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (Ñ2-Ñ8)-àëêèíèë (ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé), òàêîé,
êàê ýòèíèë, ïðîïèíèë, áóòèíèë, ïåíòèíèë èëè ãåêñèíèë; (iv) çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé ôåíèë; èëè (v) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé
îñòàòîê, òàêîé, êàê ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë. Çàìåñòèòåëè ìîãóò áûòü óãëåâîäîðîäíûìè
èëè ëþáûìè, ñîäåðæàùèìè ãåòåðîàòîì çàìåñòèòåë ìè, íàçûâàåìûìè â íàñòî ùåì
îïèñàíèè êàê çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê. Ñîãëàñíî ïðåäïî÷òèòåëüíîìó âàðèàíòó
îñóùåñòâëåíè , R10a îçíà÷àåò ýòèë; ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé ïðîïèë;
ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé áóòèë; ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè
öèêëè÷åñêèé ïåíòèë; ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé ãåêñèë; ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé ïðîïåíèë, èçîáóòåíèë, ôóðèë èëè òèåíèë. Ñîãëàñíî äðóãîìó âàðèàíòó
îñóùåñòâëåíè , R10a ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííûé ýòèë, çàìåùåííûé ïðîïèë
(ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé), çàìåùåííûé ïðîïåíèë (ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé), çàìåùåííûé èçîáóòåíèë, çàìåùåííûé ôóðèë èëè çàìåùåííûé òèåíèë,
ãäå çàìåñòèòåëü (çàìåñòèòåëè) âûáèðàþò èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî
îñòàòêà, àëêîêñèëà; àëêåíîêñè-, àëêèíîêñè-, àðèëîêñèãðóïïû; ãèäðîêñèëà, çàùèùåííîãî
ãèäðîêñèëà, êåòî-, àöèëîêñè-, íèòðî-, àìèíî-, àìèäîãðóïïû; òèîëüíîé, êåòàëüíîé,
àöåòàëüíîé, ñëîæíîýôèðíîé è ïðîñòîé ýôèðíîé ãðóïï, íî íå ñîäåðæàùèõ ôîñôîðà.

Çàìåñòèòåëè Õ3, íàïðèìåð, âêëþ÷àþò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (Ñ2-Ñ8)-àëêèë,
çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (Ñ2-Ñ8)-àëêåíèë, çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (C2-C8)-
àëêèíèë, çàìåùåííûå èëè íåçàìåùåííûå ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèå îñòàòêè ñ 5 èëè 6 àòîìàìè
â öèêëå è çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôåíèë. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå çàìåñòèòåëè Õ3,
íàïðèìåð, âêëþ÷àþò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ýòèë, ïðîïèë, áóòèë, öèêëîïðîïèë,
öèêëîáóòèë, öèêëîãåêñèë, èçîáóòåíèë, ôóðèë, òèåíèë è ïèðèäèë.

Çàìåñòèòåëè Õ5, íàïðèìåð, âêëþ÷àþò -ÑÎÕ10, -ÑÎÎÕ10 èëè -CONHX10, ãäå Õ10 îçíà÷àåò
çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé àëêèë, àëêåíèë, ôåíèë èëè ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé îñòàòîê.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå çàìåñòèòåëè X5, íàïðèìåð, âêëþ÷àþò -ÑÎÕ10, -ÑÎÎÕ10 èëè -CONHX10,
ãäå Õ10 îçíà÷àåò (i) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (C1-C8)-àëêèë, òàêîé, êàê çàìåùåííûé
èëè íåçàìåùåííûé ìåòèë, ýòèë, ïðîïèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé),
áóòèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé), ïåíòèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè
öèêëè÷åñêèé) èëè ãåêñèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé); (ii) çàìåùåííûé
èëè íåçàìåùåííûé (Ñ2-Ñ8)-àëêåíèë, òàêîé, êàê çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ýòåíèë,
ïðîïåíèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé), áóòåíèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé
èëè öèêëè÷åñêèé), ïåíòåíèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé) èëè ãåêñåíèë
(ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé); (iii) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (C2-C8)-
àëêèíèë, òàêîé, êàê çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ýòèíèë, ïðîïèíèë (ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé), áóòèíèë (ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé), ïåíòèíèë (ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé) èëè ãåêñèíèë (ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé); (iv) çàìåùåííûé èëè
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íåçàìåùåííûé ôåíèë; èëè (v) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé
îñòàòîê, òàêîé, êàê ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë, ãäå çàìåñòèòåëü (çàìåñòèòåëè) âûáèðàþò
èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî îñòàòêà, àëêîêñèëà; àëêåíîêñè-, àëêèíîêñè-
, àðèëîêñèãðóïïû; ãèäðîêñèãðóïïû, çàùèùåííîé ãèäðîêñèãðóïïû; êåòî-, àöèëîêñè-, íèòðî-
, àìèíî-, àìèäîãðóïïû; òèîëüíîé, êåòàëüíîé, àöåòàëüíîé, ñëîæíîýôèðíîé è ïðîñòîé
ýôèðíîé ãðóïï, íî íå ñîäåðæàùèõ ôîñôîðà.

Ñîãëàñíî äðóãîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , òàêñàíû
ñîîòâåòñòâóþò ñòðóêòóðå (2):

ãäå:
R7 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó;
R10 îçíà÷àåò R10aÑÎÎ-;
Õ3 îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé àëêèë, àëêèíèë èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé

îñòàòîê, ãäå àëêèë âêëþ÷àåò, ïî ìåíüøåé ìåðå, äâà àòîìà óãëåðîäà;
Õ5 îçíà÷àåò -ÑÎÕ10, -ÑÎÎÕ10 èëè -CONHX10; è
Õ10 îçíà÷àåò óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê, çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê èëè

ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; è
R10a îçíà÷àåò óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê, çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê èëè

ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, ãäå âûøåóêàçàííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê èëè çàìåùåííûé
óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê ñîäåðæèò àòîìû óãëåðîäà â àëüôà- è áåòà-ïîëîæåíè õ ïî
îòíîøåíèþ ê àòîìó óãëåðîäà, çàìåñòèòåëåì ó êîòîðîãî  âë åòñ  R10a;

Bz îçíà÷àåò áåíçîèë; è
Àñ îçíà÷àåò àöåòèë.
Íàïðèìåð, ñîãëàñíî ýòîìó ïðåäïî÷òèòåëüíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè , â

êîòîðîì òàêñàí ñîîòâåòñòâóåò ñòðóêòóðå (2), R10a ìîæåò áûòü çàìåùåííûì èëè
íåçàìåùåííûì ýòèëîì, ïðîïèëîì èëè áóòèëîì; áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî çàìåùåííûì èëè
íåçàìåùåííûì ýòèëîì èëè ïðîïèëîì; åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî çàìåùåííûì èëè
íåçàìåùåííûì ýòèëîì, è íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî íåçàìåùåííûì ýòèëîì. Â òî âðåì 
êàê R10à âûáèðàþò èç ÷èñëà ýòèõ ðàäèêàëîâ, ñîãëàñíî îäíîìó âàðèàíòó
îñóùåñòâëåíè , Õ 3 âûáèðàþò èç çàìåùåííîãî èëè íåçàìåùåííîãî àëêèëà, àëêåíèëà,
ôåíèëà èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî îñòàòêà, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî èç çàìåùåííîãî èëè
íåçàìåùåííîãî àëêåíèëà, ôåíèëà èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî îñòàòêà, åùå áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî èç çàìåùåííîãî èëè íåçàìåùåííîãî ôåíèëà èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî
îñòàòêà; è íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî èç ãåòåðîöèêëè÷åñêèõ îñòàòêîâ, òàêèõ, êàê ôóðèë,
òèåíèë èëè ïèðèäèë. Â òî âðåì  êàê R10a è Õ3 âûáèðàþò èç ýòèõ îñòàòêîâ, ñîãëàñíî îäíîìó
âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , Õ5 âûáèðàþò èç îñòàòêîâ -ÑÎÕ10, ãäå Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë, àëêèë
èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ôåíèë. Àëüòåðíàòèâíî, â òî âðåì 
êàê R10a è Õ3 âûáèðàþò èç ýòèõ îñòàòêîâ, ñîãëàñíî îäíîìó âàðèàíòó
îñóùåñòâëåíè , Õ 5 âûáèðàþò èç îñòàòêîâ -ÑÎÕ10, ãäå Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë, àëêèë èëè
ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ôåíèë, èëè X5 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé -ÑÎÎÕ10, ãäå Õ10 îçíà÷àåò àëêèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-áóòèë. Ê ÷èñëó áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòîâ îñóùåñòâëåíè , ñëåäîâàòåëüíî, îòíîñ òñ  òàêñàíû,
ñîîòâåòñòâóþùèå ñòðóêòóðå (2), â êîòîðîé (i) X5 îçíà÷àåò -ÑÎÎÕ10, ãäå Õ10 îçíà÷àåò òðåò-
áóòèë èëè X5 îçíà÷àåò -ÑÎÕ10, ãäå Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë; (ii) Õ3 îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé öèêëîàëêèë, àëêåíèë, ôåíèë èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, áîëåå
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ïðåäïî÷òèòåëüíî çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé èçîáóòåíèë, ôåíèë, ôóðèë, òèåíèë èëè
ïèðèäèë; åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî íåçàìåùåííûé èçîáóòåíèë, ôóðèë, òèåíèë èëè
ïèðèäèë; è (iii) R7a îçíà÷àåò íåçàìåùåííûé ýòèë èëè ïðîïèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ýòèë.

Ê ÷èñëó ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòîâ îñóùåñòâëåíè , ñëåäîâàòåëüíî, îòíîñ òñ 
òàêñàíû, ñîîòâåòñòâóþùèå ñòðóêòóðå 1 èëè 2, ãäå R10 îçíà÷àåò R10aÑÎÎ-,
ãäå R10a îçíà÷àåò ýòèë. Ñîãëàñíî ýòîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , Õ3 îçíà÷àåò
ïðåäïî÷òèòåëüíî öèêëîàëêèë, èçîáóòåíèë èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ôóðèë, òèåíèë
èëè ïèðèäèë; è X5 îçíà÷àåò ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, àëêîêñèêàðáîíèë èëè
ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-
àìèëîêñèêàðáîíèë. Ñîãëàñíî îäíîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà
îñóùåñòâëåíè , Õ 3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; Õ5 îçíà÷àåò áåíçîèë,
àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò êåòîãðóïïó è R14 îçíà÷àåò ãèäðèäíóþ
ãðóïïó. Ñîãëàñíî äðóãîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà îñóùåñòâëåíè , Õ3 îçíà÷àåò
ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; Õ5 îçíà÷àåò áåíçîèë, àëêîêñèêàðáîíèë èëè
ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-
àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò
áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò êåòîãðóïïó è R14 îçíà÷àåò ãèäðèäíóþ ãðóïïó. Ñîãëàñíî ñëåäóþùåé
àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà îñóùåñòâëåíè , Õ3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó;
X 5 îçíà÷àåò áåíçîèë, àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
áåíçîèë, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò êåòîãðóïïó è R14 îçíà÷àåò
ãèäðîêñèë. Ñîãëàñíî äðóãîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà îñóùåñòâëåíè , Õ3 îçíà÷àåò
ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; Õ5 îçíà÷àåò áåíçîèë, àëêîêñèêàðáîíèë èëè
ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-
àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò
áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó è R14 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó. Ñîãëàñíî åùå îäíîé
àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà îñóùåñòâëåíè , Õ3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê;
X 5 îçíà÷àåò áåíçîèë, àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
áåíçîèë, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó è R14 îçíà÷àåò
ãèäðèäíóþ ãðóïïó. Ñîãëàñíî åùå îäíîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà
îñóùåñòâëåíè , Õ 3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; X5 îçíà÷àåò áåíçîèë,
àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò àöèëîêñèãðóïïó è R14 îçíà÷àåò
ãèäðîêñèãðóïïó. Ñîãëàñíî åùå îäíîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà
îñóùåñòâëåíè , Õ 3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; X5 îçíà÷àåò áåíçîèë,
àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò àöèëîêñèãðóïïó è R14 îçíà÷àåò
ãèäðèäíóþ ãðóïïó. Â êàæäîé èç àëüòåðíàòèâ ýòîãî âàðèàíòà îñóùåñòâëåíè , êîãäà òàêñàí
èìååò ñòðóêòóðó 1, R7 è R10, êàæäûé, ìîãóò èìåòü ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ;
R 7 è R10, êàæäûé, ìîãóò èìåòü ïðîñòðàíñòâåííóþ àëüôà-êîíôèãóðàöèþ; R7 ìîæåò èìåòü
ïðîñòðàíñòâåííóþ àëüôà-êîíôèãóðàöèþ, â òî âðåì  êàê R10 èìååò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-
êîíôèãóðàöèþ; èëè R7 ìîæåò èìåòü ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ, â òî âðåì  êàê
R10 èìååò ïðîñòðàíñòâåííóþ àëüôà-êîíôèãóðàöèþ.

Òàêæå, ê ÷èñëó ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòîâ îñóùåñòâëåíè  îòíîñ òñ  òàêñàíû,
ñîîòâåòñòâóþùèå ñòðóêòóðå 1 èëè 2, ãäå R10 îçíà÷àåò R10aCOO-, ãäå R10a îçíà÷àåò ïðîïèë.
Ñîãëàñíî ýòîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , Õ3 îçíà÷àåò ïðåäïî÷òèòåëüíî öèêëîàëêèë,
èçîáóòåíèë, ôåíèë, çàìåùåííûé ôåíèë, òàêîé, êàê ï-íèòðîôåíèë, èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé
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îñòàòîê, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë; è Õ5 îçíà÷àåò ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, àëêîêñèêàðáîíèë èëè
ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-
àìèëîêñèêàðáîíèë. Ñîãëàñíî îäíîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà
îñóùåñòâëåíè , Õ 3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; Õ5 îçíà÷àåò áåíçîèë,
àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò êåòîãðóïïó è R14 îçíà÷àåò ãèäðèäíóþ
ãðóïïó. Ñîãëàñíî äðóãîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà îñóùåñòâëåíè , Õ3 îçíà÷àåò
ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; Õ5 îçíà÷àåò áåíçîèë, àëêîêñèêàðáîíèë èëè
ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-
àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò
áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò êåòîãðóïïó è R14 îçíà÷àåò ãèäðèäíóþ ãðóïïó. Ñîãëàñíî ñëåäóþùåé
àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà îñóùåñòâëåíè , Õ3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê;
X 5 îçíà÷àåò áåíçîèë, àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
áåíçîèë, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò êåòîãðóïïó è R14 îçíà÷àåò
ãèäðîêñèãðóïïó. Ñîãëàñíî äðóãîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà
îñóùåñòâëåíè , Õ 3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; X5 îçíà÷àåò áåíçîèë,
àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó è R14 îçíà÷àåò
ãèäðîêñèãðóïïó. Ñîãëàñíî åùå îäíîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà
îñóùåñòâëåíè , Õ 3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; Õ5 îçíà÷àåò áåíçîèë,
àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó è R14 îçíà÷àåò
ãèäðèäíóþ ãðóïïó. Ñîãëàñíî åùå îäíîé ñëåäóþùåé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà
îñóùåñòâëåíè , Õ3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; Õ5 îçíà÷àåò áåíçîèë,
àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò àöèëîêñèãðóïïó è R14 îçíà÷àåò
ãèäðîêñèãðóïïó. Ñîãëàñíî åùå îäíîé àëüòåðíàòèâå ýòîãî âàðèàíòà
îñóùåñòâëåíè , Õ 3 îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê; X5 îçíà÷àåò áåíçîèë,
àëêîêñèêàðáîíèë èëè ãåòåðîöèêëîêàðáîíèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçîèë, òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë èëè òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèë; R2 îçíà÷àåò áåíçîèë; R9 îçíà÷àåò àöèëîêñèãðóïïó è R14 îçíà÷àåò
ãèäðèäíóþ ãðóïïó. Â êàæäîé èç àëüòåðíàòèâ ýòîãî âàðèàíòà îñóùåñòâëåíè , êîãäà òàêñàí
èìååò ñòðóêòóðó 1, R7 è R10, êàæäûé, ìîãóò èìåòü ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ;
R 7 è R10, êàæäûé, ìîãóò èìåòü ïðîñòðàíñòâåííóþ àëüôà-êîíôèãóðàöèþ; R7 ìîæåò èìåòü
ïðîñòðàíñòâåííóþ àëüôà-êîíôèãóðàöèþ, â òî âðåì  êàê R10 èìååò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-
êîíôèãóðàöèþ; èëè R7 ìîæåò èìåòü ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ, â òî âðåì  êàê
R10 èìååò ïðîñòðàíñòâåííóþ àëüôà-êîíôèãóðàöèþ.

Òàêñàíû îáùåé ôîðìóëû (1) ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû îáðàáîòêîé β-ëàêòàìà àëêîêñèäîì,
ïðåäñòàâë þùèì ñîáîé òåòðàöèêëè÷åñêèé òàêñàí ñ ìåòàëëîêñèäíûì çàìåñòèòåëåì ó Ñ-13
àòîìà óãëåðîäà ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíèé, ñîäåðæàùèõ β-àìèäîñëîæíîýôèðíûé
çàìåñòèòåëü ó Ñ-13 àòîìà óãëåðîäà (áîëåå ïîëíî ñïîñîá îïèñàí â ïàòåíòå ÑØÀ 5466834 íà
èì  Holton), ñ ïîñëåäóþùèì óäàëåíèåì çàùèòíûõ äë  ãèäðîêñèëà ãðóïï. β-Ëàêòàì èìååò
ñëåäóþùóþ ñòðóêòóðíóþ ôîðìóëó (3):
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ãäå P2 îçíà÷àåò çàùèòíóþ äë  ãèäðîêñèëà ãðóïïó è Õ3 è Õ5 èìåþò âûøåóêàçàííûå
çíà÷åíè ,

è àëêîêñèä èìååò ñòðóêòóðíóþ ôîðìóëó (4):

ãäå Ì îçíà÷àåò ìåòàëë èëè àììîíèé, P7 îçíà÷àåò çàùèòíóþ äë  ãèäðîêñèëà ãðóïïó
è R10 èìååò âûøåóêàçàííûå çíà÷åíè .

Àëêîêñèä ôîðìóëû (4) ìîæåò áûòü ïîëó÷åí èç 10-äåçàöåòèëáàêêàòèíà-III (èëè åãî
ïðîèçâîäíîãî) ïóòåì ñåëåêòèâíîé çàùèòû ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïû ó Ñ-7 àòîìà óãëåðîäà è
çàòåì ýòåðèôèêàöèè ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïû ó Ñ-10 àòîìà óãëåðîäà ñ ïîñëåäóþùåé
îáðàáîòêîé àìèäîì ìåòàëëà. Ñîãëàñíî îäíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè , ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó ó Ñ-7 àòîìà óãëåðîäà 10-äåçàöåòèëáàêêàòèíà-III
ñåëåêòèâíî çàùèùàþò ñèëèëüíîé ãðóïïîé, êàê îïèñàíî, íàïðèìåð, Denis è äð. (J. Am.
Chem. Soc., 110, 5917 (1988)). Âîîáùå, ñèëèëèðóþùèå ðåàãåíòû ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû
ëèáî èíäèâèäóàëüíî, ëèáî â ñî÷åòàíèè ñ êàòàëèòè÷åñêèì êîëè÷åñòâîì îñíîâàíè , òàêîãî,
êàê îñíîâàíèå ùåëî÷íîãî ìåòàëëà.

Àëüòåðíàòèâíî, ãèäðîêñèëüíà  ãðóïïà ó Ñ-10 àòîìà óãëåðîäà òàêñàíà ìîæåò áûòü
ñåëåêòèâíî àöèëèðîâàíà â îòñóòñòâèå îñíîâàíè , êàê îïèñàíî, íàïðèìåð, ó Holton è äð.,
çà âêà íà ïàòåíò ÐÑÒ WO-99/09021. Àöèëèðóþùèå àãåíòû, êîòîðûå ìîãóò áûòü
èñïîëüçîâàíû äë  ñåëåêòèâíîãî àöèëèðîâàíè  ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïû ó Ñ-10 àòîìà
óãëåðîäà òàêñàíà, âêëþ÷àþò çàìåùåííûå èëè íåçàìåùåííûå àëêèë- èëè àðèëàíãèäðèäû. Â
òî âðåì  êàê àöèëèðîâàíèå ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïû ó Ñ-10 àòîìà óãëåðîäà òàêñàíà â ñëó÷àå
ìíîãèõ àöèëèðóþùèõ àãåíòîâ ïðîòåêàåò ñ äîñòàòî÷íîé ñêîðîñòüþ, íàéäåíî, ÷òî ñêîðîñòü
ðåàêöèè ìîæåò áûòü óâåëè÷åíà ââåäåíèåì â ðåàêöèîííóþ ñìåñü êèñëîòû Ëüþèñà.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå êèñëîòû Ëüþèñà âêëþ÷àþò õëîðèä öèíêà, õëîðèä îëîâà, òðèõëîðèä
öåðè , õëîðèä îäíîâàëåíòíîé ìåäè, òðèõëîðèä ëàíòàíà, òðèõëîðèä äèñïðîçè  è òðèõëîðèä
èòòåðáè . Õëîðèä öèíêà èëè òðèõëîðèä öåðè  îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíû òîãäà, êîãäà
àöèëèðóþùèì àãåíòîì  âë åòñ  àíãèäðèä.

Ïðîèçâîäíûå 10-äåçàöåòèëáàêêàòèíà-III, ñîäåðæàùèå àëüòåðíàòèâíûå çàìåñòèòåëè ó Ñ-
2, Ñ-9 è Ñ-14 àòîìîâ óãëåðîäà, è ñïîñîáû èõ ïîëó÷åíè  èçâåñòíû èç óðîâí  òåõíèêè.
Ïðîèçâîäíûå òàêñàíà ñ àöèëîêñèçàìåñòèòåë ìè, îòëè÷íûìè îò áåíçîèëîêñèãðóïïû ó Ñ-2
àòîìà óãëåðîäà, ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû, íàïðèìåð, êàê îïèñàíî ó Holton è äð., ïàòåíò ÑØÀ
5728725, èëè Kingston è äð., ïàòåíò ÑØÀ 6002023. Òàêñàíû ñ àöèëîêñè- èëè
ãèäðîêñèëüíûìè çàìåñòèòåë ìè ó Ñ-9 àòîìà óãëåðîäà âìåñòî êåòîãðóïïû ìîãóò áûòü
ïîëó÷åíû, íàïðèìåð, êàê îïèñàíî ó Holton è äð., ïàòåíò ÑØÀ 6011056, èëè Gunawardana è
äð., ïàòåíò ÑØÀ 5352806. Òàêñàíû ñ áåòà-ãèäðîêñèëüíûì çàìåñòèòåëåì ó Ñ-14 àòîìà
óãëåðîäà ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû èç âñòðå÷àþùåãîñ  â ïðèðîäå 14-ãèäðîêñè-10-
äåçàöåòèëáàêêàòèíà-III.

Ñïîñîáû ïîëó÷åíè  è ðàçäåëåíè  èñõîäíîãî β-ëàêòàìà, êàê ïðàâèëî,
õîðîøî èçâåñòíû. β-Ëàêòàì ìîæåò áûòü ïîëó÷åí, íàïðèìåð, êàê îïèñàíî ó Holton, ïàòåíò
ÑØÀ 5430160, è ðàçäåëåíèå ýíàíòèîìåðíûõ ñìåñåé β-ëàêòàìîâ ìîæåò áûòü îñóùåñòâëåíî
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ñòåðåîñåëåêòèâíûì ãèäðîëèçîì ïðè èñïîëüçîâàíèè ëèïàçû èëè ôåðìåíòà, êàê îïèñàíî,
íàïðèìåð, â ïàòåíòàõ ÑØÀ 5879929 è 5567614 íà èì  Patel, èëè ïå÷åíî÷íîãî ãîìîãåíàòà,
êàê îïèñàíî, íàïðèìåð, â çà âêå ÐÑÒ 00/41204. Ñîãëàñíî ïðåäïî÷òèòåëüíîìó âàðèàíòó
îñóùåñòâëåíè , â êîòîðîì β-ëàêòàìîì  âë åòñ  çàìåùåííûé ïî Ñ-4 àòîìó óãëåðîäà ôóðèë,

β-ëàêòàì ìîæåò áûòü ïîëó÷åí êàê ïîêàçàíî íà ñëåäóþùåé ðåàêöèîííîé ñõåìå:

ãäå Àñ îçíà÷àåò àöåòèë; NEt3 îçíà÷àåò òðèýòèëàìèí; CAN îçíà÷àåò
öåðèéàììîíèéíèòðàò; è p-TsOH îçíà÷àåò ï-òîëóîëñóëüôîêèñëîòó. Ðàçäåëåíèå ñ ïîìîùüþ
áû÷üåé ïå÷åíè ìîæåò áûòü îñóùåñòâëåíî, íàïðèìåð, ïóòåì îáúåäèíåíè  ñîäåðæàùåé
ýíàíòèîìåðíûé β-ëàêòàì ñìåñè ñ ñóñïåíçèåé áû÷üåé ïå÷åíè (ïðèãîòîâëåííîé, íàïðèìåð,
ïóòåì äîáàâëåíè  20 ã çàìîðîæåííîé áû÷üåé ïå÷åíè â ñìåñèòåëü è çàòåì äîáàâëåíè 
áóôåðà ñ ðÍ=8 äî äîñòèæåíè  îáùåãî îáúåìà 1 ë).

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1) ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïðèãîäíû äë 
èíãèáèðîâàíè  ðîñòà îïóõîëåé ó ìëåêîïèòàþùèõ, âêëþ÷à  ëþäåé, è èõ ïðåäïî÷òèòåëüíî
ââîä ò â âèäå ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè, âêëþ÷àþùåé ýôôåêòèâíîå
ïðîòèâîîïóõîëåâîå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ â
êîìáèíàöèè ñ, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíèì ôàðìàöåâòè÷åñêè èëè ôàðìàêîëîãè÷åñêè
ïðèåìëåìûì íîñèòåëåì. Íîñèòåëü, òàêæå èçâåñòíûé èç óðîâí  òåõíèêè êàê ýêñöèïèåíò,
íàïîëíèòåëü, âñïîìîãàòåëüíîå âåùåñòâî, äîáàâêà èëè ðàçáàâèòåëü, ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ëþáîå âåùåñòâî, êîòîðîå ôàðìàöåâòè÷åñêè èíåðòíî, ïðèäàåò ñîîòâåòñòâóþùóþ
êîíñèñòåíöèþ èëè ôîðìó êîìïîçèöèè è íå îñëàáë åò òåðàïåâòè÷åñêîé ýôôåêòèâíîñòè
ïðîòèâîîïóõîëåâûõ ñîåäèíåíèé. Íîñèòåëü  âë åòñ  «ôàðìàöåâòè÷åñêè èëè
ôàðìàêîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûì», åñëè îí íå âûçûâàåò ïîáî÷íîé, àëëåðãè÷åñêîé èëè
äðóãîé íåáëàãîïðè òíîé ðåàêöèè ïðè ââåäåíèè ìëåêîïèòàþùåìó èëè ÷åëîâåêó,
ñîîòâåòñòâåííî.

Ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùèå ïðîòèâîîïóõîëåâûå ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ëþáûì îáû÷íûì ñïîñîáîì. Íåîáõîäèìà 
ïðåïàðàòèâíà  ôîðìà âûáèðàåòñ  â çàâèñèìîñòè îò âûáðàííîãî ñïîñîáà ââåäåíè .
Êîìïîçèöèè ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîãóò áûòü ïðèãîòîâëåíû äë  ëþáîãî ñïîñîáà ââåäåíè ,
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òàê, ÷òîáû òêàíü-ìèøåíü áûëà äîñòóïíà ïðè òàêîì ïóòè ââåäåíè . Ïðèãîäíûå ïóòè
ââåäåíè  âêëþ÷àþò, íî íå îãðàíè÷åíû èìè, ïåðîðàëüíîå, ïàðåíòåðàëüíîå (íàïðèìåð,
âíóòðèâåííîå, âíóòðèàðòåðèàëüíîå, ïîäêîæíîå, ðåêòàëüíîå, âíóòðèìûøå÷íîå,
èíòðàîðáèòàëüíîå, èíòðàêàïñóë ðíîå, èíòðàñïèíàëüíîå, èíòðàïåðèòîíåàëüíîå èëè
èíòðàñòåðíàëüíîå), ëîêàëüíîå (íàçàëüíîå, ÷ðåñêîæíîå, âíóòðèãëàçíîå),
âíóòðèâåçèêóë ðíîå, âíóòðèîáîëî÷å÷íîå, â òîíêóþ êèøêó, ëåãî÷íîå, èíòðàëèìôàòè÷åñêîå,
âíóòðèïîëîñòíîå, âàãèíàëüíîå, òðàíñóðåòðàëüíîå, èíòðàäåðìàëüíîå, óøíîå, èíòðà-
ìàììàðíîå, òðàíñáóêêàëüíîå, îðòîòîïè÷åñêîå, âíóòðèòðàõåàëüíîå, âíóòðèî÷àãîâîå,
÷ðåñêîæíîå, ýíäîñêîïè÷åñêîå, ÷ðåññëèçèñòîå, ïîäú çû÷íîå è êèøå÷íîå ââåäåíèå.

Ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå íîñèòåëè äë  èñïîëüçîâàíè  â êîìïîçèöè õ ñîãëàñíî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ õîðîøî èçâåñòíû ñïåöèàëèñòó, è èõ âûáèðàþò â çàâèñèìîñòè îò
ð äà ôàêòîðîâ: èñïîëüçóåìîå êîíêðåòíîå ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå è åãî
êîíöåíòðàöè , ñòàáèëüíîñòü è îæèäàåìà  áèîëîãè÷åñêà  äîñòóïíîñòü; çàáîëåâàíèå,
íàðóøåíèå èëè ñîñòî íèå ÷åëîâåêà, êîòîðîãî ëå÷àò êîìïîçèöèåé; ñóáúåêò, åãî âîçðàñò,
âåñ è îáùåå ñîñòî íèå; è ñïîñîá ââåäåíè . Ïðèãîäíûå íîñèòåëè ëåãêî îïðåäåë þòñ 
ñïåöèàëèñòîì (ñì., íàïðèìåð, J.G. Nairn â: Remington's Pharmaceutical Science (èçä.
A. Gennaro), Mack Publishing Co., Easton, Pa, (1985), ñòðàíèöû 1492-1517, ñîäåðæàíèå
êîòîðûõ âêëþ÷åíî â íàñòî ùåå îïèñàíèå â êà÷åñòâå ññûëêè).

Êîìïîçèöèè ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèãîòîâë þò â âèäå òàáëåòîê, äèñïåðãèðóþùèõñ 
ïîðîøêîâ, ïèëþëü, êàïñóë, æåëàòèíîâûõ êàïñóë, êàïëåò ñ ïîêðûòèåì, ãåëåé, ëèïîñîì,
ãðàíóë, ðàñòâîðîâ, ñóñïåíçèé, ýìóëüñèé, ñèðîïîâ, ýëèêñèðîâ, ïàñòèëîê, äðàæå, ëåïåøåê
èëè ëþáîé äðóãîé ëåêàðñòâåííîé ôîðìû, êîòîðà  ìîæåò áûòü ââåäåíà ïåðîðàëüíî.
Òåõíîëîãèè è êîìïîçèöèè äë  ïîëó÷åíè  ïðèãîäíûõ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
ïåðîðàëüíûõ ëåêàðñòâåííûõ ôîðì îïèñàíû â ñëåäóþùèõ ññûëêàõ: 7 Modern Pharmaceutics,
ãëàâû 9 è 10 (èçä. Banker è Rhodes, 1979); Lieberman è ä.ð. Pharmaceutical Dosage
Forms: Tablets (1981); è Ansel, Introduction to Pharmaceutical Dosage Forms, âòîðîå
èçäàíèå (1976).

Êîìïîçèöèè ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  âêëþ÷àþò
ýôôåêòèâíîå ïðîòèâîîïóõîëåâîå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ â
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîì íîñèòåëå. Ïðèãîäíûå íîñèòåëè äë  òâåðäûõ ëåêàðñòâåííûõ
ôîðì âêëþ÷àþò ñàõàðà, êðàõìàëû è äðóãèå îáû÷íûå âåùåñòâà, âêëþ÷àþùèå ëàêòîçó,
òàëüê, ñàõàðîçó, æåëàòèí, êàðáîêñèìåòèëöåëëþëîçó, àãàð, ìàííèò, ñîðáèò, ôîñôàò
êàëüöè , êàðáîíàò êàëüöè , êàðáîíàò íàòðè , êàîëèí, àëüãèíîâóþ êèñëîòó, ãóììèàðàáèê,
êóêóðóçíûé êðàõìàë, êàðòîôåëüíûé êðàõìàë, ñàõàðèíàò íàòðè , êàðáîíàò ìàãíè ,
òðàãàêàíò, ìèêðîêðèñòàëëè÷åñêóþ öåëëþëîçó, êîëëîèäíûé äèîêñèä êðåìíè ,
íàòðèéêðîñêàðìåëëîçó, òàëüê, ñòåàðàò ìàãíè  è ñòåàðèíîâóþ êèñëîòó. Äàëåå, òàêèå
òâåðäûå ëåêàðñòâåííûå ôîðìû ìîãóò áûòü áåç ïîêðûòè  èëè ìîãóò áûòü ñ íàíåñåííûì
èçâåñòíûìè ñïîñîáàìè ïîêðûòèåì, íàïðèìåð, äë  çàäåðæêè ðàçðóøåíè  è àáñîðáöèè.

Ïðîòèâîîïóõîëåâûå ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ òàêæå
ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçóþò äë  ïðèãîòîâëåíè  ëåêàðñòâåííîé ôîðìû äë 
ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè , íàïðèìåð, â âèäå ëåêàðñòâåííîé ôîðìû äë  èíúåêöèè
âíóòðèâåííûì, âíóòðèàðòåðèàëüíûì, ïîäêîæíûì, ðåêòàëüíûì, âíóòðèìûøå÷íûì,
èíòðàîðáèòàëüíûì, èíòðàêàïñóë ðíûì, èíòðàñïèíàëüíûì, èíòðàïåðèòîíåàëüíûì èëè
èíòðàñòåðíàëüíûì ïóò ìè. Êîìïîçèöèè ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ äë  ïàðåíòåðàëüíîãî
ââåäåíè  âêëþ÷àþò ýôôåêòèâíîå ïðîòèâîîïóõîëåâîå êîëè÷åñòâî ïðîòèâîîïóõîëåâîãî
ñîåäèíåíè  â ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîì íîñèòåëå. Ïðèãîäíûå äë  ïàðåíòåðàëüíîãî
ââåäåíè  ëåêàðñòâåííûå ôîðìû âêëþ÷àþò ðàñòâîðû, ñóñïåíçèè, äèñïåðñèè, ýìóëüñèè èëè
ëþáóþ äðóãóþ ëåêàðñòâåííóþ ôîðìó, êîòîðà  ìîæåò áûòü ââåäåíà ïàðåíòåðàëüíî.
Ìåòîäèêè è êîìïîçèöèè äë  ïîëó÷åíè  ïàðåíòåðàëüíûõ ëåêàðñòâåííûõ ôîðì èçâåñòíû èç
óðîâí  òåõíèêè.

Ïðèãîäíûå íîñèòåëè, èñïîëüçóåìûå äë  ïðèãîòîâëåíè  æèäêèõ ëåêàðñòâåííûõ ôîðì äë 
ïåðîðàëüíîãî èëè ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè , âêëþ÷àþò íåâîäíûå ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ïîë ðíûå ðàñòâîðèòåëè, òàêèå, êàê ìàñëà, ñïèðòû, àìèäû, ñëîæíûå ýôèðû,
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ïðîñòûå ýôèðû, êåòîíû, óãëåâîäîðîäû è èõ ñìåñè, à òàêæå âîäó, ñîëåâûå ðàñòâîðû,
ðàñòâîðû äåêñòðîçû (íàïðèìåð, DW5), ðàñòâîðû ýëåêòðîëèòîâ èëè ëþáóþ äðóãóþ âîäíóþ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ æèäêîñòü.

Ïðèãîäíûå íåâîäíûå ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ïîë ðíûå ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò,
íî íå îãðàíè÷åíû èìè, ñïèðòû (êàê, íàïðèìåð, α-ãëèöåðîëôîðìàëü, β-ãëèöåðîëôîðìàëü,
1,3-áóòèëåíãëèêîëü, àëèôàòè÷åñêèå èëè àðîìàòè÷åñêèå ñïèðòû ñ 2-30 àòîìàìè óãëåðîäà,
òàêèå, êàê ìåòàíîë, ýòàíîë, ïðîïàíîë, èçîïðîïàíîë, áóòàíîë, òðåò-áóòàíîë, ãåêñàíîë,
îêòàíîë, àìèëîâûé ñïèðò, áåíçèëîâûé ñïèðò, ãëèöåðèí, ãëèêîëü, ãåêñèëåíãëèêîëü,
òåòðàãèäðîôóðôóðèëîâûé ñïèðò, ëàóðèëîâûé ñïèðò, öåòèëîâûé ñïèðò èëè ñòåàðèëîâûé
ñïèðò; ýôèðû íà îñíîâå æèðíûõ êèñëîò è æèðíûõ ñïèðòîâ, òàêèõ, êàê ïîëèàëêèëåíãëèêîëè
(êàê, íàïðèìåð, ïîëèïðîïèëåíãëèêîëü, ïîëèýòèëåíãëèêîëü), ñîðáèò, ñàõàðîçà è
õîëåñòåðèí); àìèäû (êàê, íàïðèìåð, äèìåòèëàöåòàìèä (DMA),
äèìåòèëàöåòàìèäáåíçèëáåíçîàò, äèìåòèëôîðìàìèä, N-(β-ãèäðîêñèýòèë)ëàêòàìèä, N,N-
äèìåòèëàöåòàìèä, 2-ïèððîëèäèíîí, 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäèíîí èëè ïîëèâèíèë-ïèððîëèäîí);
ñëîæíûå ýôèðû (êàê, íàïðèìåð, 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäèíîí, 2-ïèððîëèäèíîí, ýôèðû óêñóñíîé
êèñëîòû, òàêèå, êàê ìîíîàöåòèí, äèàöåòèí è òðèàöåòèí; àëèôàòè÷åñêèå èëè àðîìàòè÷åñêèå
ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå, êàê ýòèëêàïðèëàò èëè ýòèëîêòàíîàò, àëêèëîëåàò, áåíçèëáåíçîàò,
áåíçèëàöåòàò, äèìåòèëñóëüôîêñèä (ÄÌÑÎ), ñëîæíûå ýôèðû ãëèöåðèíà, òàêèå, êàê ìîíî-,
äè- èëè òðèãëèöåðèëöèòðàòû èëè òàðòðàòû, ýòèëáåíçîàò, ýòèëàöåòàò, ýòèëêàðáîíàò,
ýòèëëàêòàò, ýòèëîëåàò, ýôèðû æèðíûõ êèñëîò ñîðáèòàíà, ýôèðû æèðíûõ êèñëîò è
ïîëèýòèëåíãëèêîë  (ÏÝÃ), ãëèöåðèëìîíîñòåàðàò, ñëîæíûå ýôèðû ãëèöåðèäîâ, òàêèõ, êàê
ìîíî-, äè- èëè òðèãëèöåðèäû, ýôèðû æèðíûõ êèñëîò, òàêèå, êàê èçîïðîïèëìèðèñòàò, ýôèðû
íà îñíîâå æèðíûõ êèñëîò è ÏÝÃ, òàêèå, êàê ÏÝÃ-ãèäðîêñèîëåàò è ÏÝÃ-ãèäðîêñèñòåàðàò, N-
ìåòèëïèððîëèäèíîí, ïëþðîíèê-60, ïîëèîêñèýòèëåíèðîâàííûå ñëîæíûå ïîëèýôèðû íà
îñíîâå ñîðáèòà è îëåèíîâîé êèñëîòû, òàêèå, êàê ïîëè(îêñèýòèëåí)30-

60 ñîðáèòïîëè(îëåàò)2-4, ïîëè(îêñèýòèëåí)15-20 ìîíîîëåàò, ïîëè(îêñèýòèëåí)15-20 ìîíî-12-

ãèäðîêñèñòåàðàò è ïîëè(îêñèýòèëåí)15-20 ìîíîðèöèíîëåàò; ïîëèîêñèýòèëåíñîðáèòàíîâûå
ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå, êàê ïîëèîêñèýòèëåíñîðáèòàíìîíîîëåàò,
ïîëèîêñèýòèëåíñîðáèòàíìîíîïàëüìèòàò, ïîëèîêñèýòèëåíñîðáèòàíìîíîëàóðàò,
ïîëèîêñèýòèëåíñîðáèòàíìîíîñòåàðàò, è ïîëèñîðáàò® 20, 40, 60 èëè 80 ôèðìû ICI
Americas, Wilmington, DE; ïîëèâèíèëïèððîëèäîí; ìîäèôèöèðîâàííûå àëêèëåíîêñèäàìè
ýôèðû æèðíûõ êèñëîò, òàêèå, êàê ãèäðèðîâàííîå ïîëèîêñèë(40)-êàñòîðîâîå ìàñëî è
ïîëèîêñèýòèëåíèðîâàííûå êàñòîðîâûå ìàñëà (íàïðèìåð, ðàñòâîð Cremophor® EL èëè
ðàñòâîð Cremophor® RH 40); ýôèðû æèðíûõ êèñëîò è ñàõàðèäà (òî åñòü, ïðîäóêò
êîíäåíñàöèè ìîíîñàõàðèäà (êàê, íàïðèìåð, ïåíòîçû, òàêèå, êàê ðèáîçà, ðèáóëîçà,
àðàáèíîçà, êñèëîçà, ëèêñîçà è êñèëóëîçà; ãåêñîçû, òàêèå, êàê ãëþêîçà, ôðóêòîçà,
ãàëàêòîçà, ìàííîçà è ñîðáîçà; òðèîçû, òåòðîçû, ãåïòîçû è îêòîçû), äèñàõàðèäà (êàê,
íàïðèìåð, ñàõàðîçà, ìàëüòîçà, ëàêòîçà è òðåãàëîçà) èëè îëèãîñàõàðèäà èëè èõ ñìåñè ñ
æèðíîé êèñëîòîé (æèðíûìè êèñëîòàìè) ñ 4-22 àòîìàìè óãëåðîäà (êàê, íàïðèìåð,
íàñûùåííûå æèðíûå êèñëîòû, òàêèå, êàê êàïðèëîâà  êèñëîòà, êàïðèíîâà  êèñëîòà,
ëàóðèíîâà  êèñëîòà, ìèðèñòèíîâà  êèñëîòà, ïàëüìèòèíîâà  êèñëîòà è ñòåàðèíîâà 
êèñëîòà, è íåíàñûùåííûå æèðíûå êèñëîòû, òàêèå, êàê ïàëüìèòîëåèíîâà  êèñëîòà,
îëåèíîâà  êèñëîòà, ýëàèäèíîâà  êèñëîòà, ýðóêîâà  êèñëîòà è ëèíîëåâà  êèñëîòà)), èëè
ñòåðîèäàëüíûå ñëîæíûå ýôèðû); àëêèëîâûå, àðèëüíûå èëè öèêëè÷åñêèå ïðîñòûå ýôèðû ñ
2-30 àòîìàìè óãëåðîäà (êàê, íàïðèìåð, äèýòèëîâûé ýôèð, òåòðàãèäðîôóðàí, äèìåòèëèçî-
ñîðáèä, ìîíîýòèëîâûé ýôèð äèýòèëåíãëèêîë ); ãëèêîôóðîë (ïðîñòîé ýôèð
ïîëèýòèëåíãëèêîë  è òåòðàãèäðîôóðôóðèëîâîãî ñïèðòà); êåòîíû ñ 3-30 àòîìàìè óãëåðîäà
(êàê, íàïðèìåð, àöåòîí, ìåòèëýòèëêåòîí, ìåòèëèçîáóòèëêåòîí); àëèôàòè÷åñêèå,
öèêëîàëèôàòè÷åñêèå èëè àðîìàòè÷åñêèå óãëåâîäîðîäû ñ 4-30 àòîìàìè óãëåðîäà (êàê,
íàïðèìåð, áåíçîë, öèêëîãåêñàí, äèõëîðìåòàí, äèîêñîëàíû, ãåêñàí, í-äåêàí, í-äîäåêàí, í-
ãåêñàí, ñóëüôîëàí, òåòðàìåòèëåíñóëüôîí, òåòðàìåòèëåíñóëüôîêñèä, òîëóîë,
äèìåòèëñóëüôîêñèä (ÄÌÑÎ) èëè òåòðàìåòèëåíñóëüôîêñèä); ìàñëà ìèíåðàëüíîãî,
ðàñòèòåëüíîãî, æèâîòíîãî, ýôèðíîãî èëè ñèíòåòè÷åñêîãî ïðîèñõîæäåíè  (êàê, íàïðèìåð,
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ìèíåðàëüíûå ìàñëà, òàêèå, êàê àëèôàòè÷åñêèå èëè íà îñíîâå âîñêà óãëåâîäîðîäû,
àðîìàòè÷åñêèå óãëåâîäîðîäû, ñìåøàííûå àëèôàòè÷åñêèå è àðîìàòè÷åñêèå óãëåâîäîðîäû
è ðàôèíèðîâàííûå ïàðàôèíîâûå ìàñëà; ðàñòèòåëüíûå ìàñëà, òàêèå, êàê ëüí íîå,
òóíãîâîå, ñàôëîðîâîå, ñîåâîå, êàñòîðîâîå, õëîïêîâîå, àðàõèñîâîå, ðàïñîâîå, êîêîñîâîå,
ïàëüìîâîå, îëèâêîâîå, êóêóðóçíîå, èç ïðîðîñòêîâ ïøåíèöû, êóíæóòíîå è ïåðñèêîâîå
ìàñëî, è ãëèöåðèäû, òàêèå, êàê ìîíî-, äè- èëè òðèãëèöåðèäû; æèâîòíûå ìàñëà, òàêèå,
êàê ðûáèé æèð, æèð ìîðñêèõ ìëåêîïèòàþùèõ, ñïåðìàöåòîâûé æèð, æèð ïå÷åíè òðåñêè, æèð
ïå÷åíè ïàëòóñà, ñêâàëåí, ñêâàëàí è æèð ïå÷åíè àêóëû, îëåèíîâûå ìàñëà è
ïîëèîêñèýòèëåíèðîâàííîå êàñòîðîâîå ìàñëî); àëêèë- èëè àðèëãàëîãåíèäû, ñîäåðæàùèå 1-
30 àòîìîâ óãëåðîäà è íåîá çàòåëüíî áîëåå ÷åì îäèí àòîì ãàëîãåíà â êà÷åñòâå
çàìåñòèòåë ; äèõëîðìåòàí; ìîíîýòàíîëàìèí; ïåòðîëåéíûé ýôèð; òðîëàìèí; îìåãà-3-
ïîëèíåíàñûùåííûå æèðíûå êèñëîòû (êàê, íàïðèìåð, àëüôà-ëèíîëåíîâà  êèñëîòà,
ýéêîçàïåíòàåíîâà  êèñëîòà, äîêîçàïåíòàåíîâà  êèñëîòà èëè äîêîçàãåêñàåíîâà  êèñëîòà);
ïîëèãëèêîëåâûé ýôèð 12-ãèäðîêñèñòåàðèíîâîé êèñëîòû è ïîëèýòèëåíãëèêîë  (Solutol® HS-
15 ôèðìû BASF, Ludwigshafen, Germany); ïîëèîêñèýòèëåíãëèöåðèí; ëàóðàò íàòðè ; îëåàò
íàòðè ; èëè ñîðáèòàíìîíîîëåàò.

Äðóãèå ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ðàñòâîðèòåëè äë  èñïîëüçîâàíè  ñîãëàñíî
èçîáðåòåíèþ õîðîøî èçâåñòíû ñïåöèàëèñòó è óêàçàíû â The Chemotherapy Source Book
(Williams & Wilkens Publishing), The Handbook of Pharmaceutical Excipients. (American
Pharmaceutical Association, Washington, D.C. è The Pharmaceutical Society of Great
Britain, London, England, 1968), Modern Pharmaceutics (G. Banker et al., eds., 3d
ed.) (Marcel Dekker, Inc., New York, New York, 1995), The Pharmacoloqical Basis of
Therapeutics. (Goodman & Gilman, McGraw Hill Publishing), Pharmaceutical Dosage
Forms. (H. Lieberman et al., eds,) (Marcel Dekker, Inc., New York, New York, 1980),
Remington's Pharmaceutical Sciences (A. Gennaro, ed., 19th ed.) (Mack Publishing,
Easton, PA, 1995), The United States Pharmacopeia 24. The National Formulary 19
(National Publishing, Philadelphia, PA, 2000), A.J. Spiegel et al. è Use of
Nonaqueous Solvents in Parenteral Products, Journal Of Pharmaceutical Sciences, Vol.
52, No. 10, pp. 917-927 (1963).

Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò òàêîâûå, èçâåñòíûå äë  ñòàáèëèçàöèè
ïðîòèâîîïóõîëåâûõ ñîåäèíåíèé, òàêèå, êàê îáîãàùåííûå òðèãëèöåðèäàìè ìàñëà, êàê,
íàïðèìåð, ñàôëîðîâîå ìàñëî, ñîåâîå ìàñëî èëè èõ ñìåñè, è ìîäèôèöèðîâàííûå
àëêèëåíîêñèãðóïïàìè ýôèðû æèðíûõ êèñëîò, òàêèå, êàê ãèäðèðîâàííîå ïîëèîêñèë-(40)-
êàñòîðîâîå ìàñëî è ïîëèîêñèýòèëåíèðîâàííûå êàñòîðîâûå ìàñëà (êàê, íàïðèìåð, ðàñòâîð
Cremophor® EL èëè ðàñòâîð Cremophor® RH 40). Êîììåð÷åñêè äîñòóïíûå òðèãëèöåðèäû
âêëþ÷àþò ýìóëüãèðîâàííîå ñîåâîå ìàñëî Intralipid® (Kabi-Pharmacia Inc., Stokholm,
Sweden), ýìóëüñèþ Nutralipid® (MacGaw, Irvine, California), 20%-íóþ ýìóëüñèþ Liposyn® II
(20%-íà  æèðîâà  ýìóëüñè ; ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé 100 ìã ñàôëîðîâîãî ìàñëà, 100 ìã
ñîåâîãî ìàñëà, 12 ìã  è÷íûõ ôîñôàòèäîâ è 25 ìã ãëèöåðèíà íà ìë ðàñòâîðà; Abbott
Laboratories, Chicago, Illinois); 2%-íóþ ýìóëüñèþ Liposyn® III (2%-íà  æèðîâà  ýìóëüñè ;
ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé 100 ìã ñàôëîðîâîãî ìàñëà, 100 ìã ñîåâîãî ìàñëà, 12 ìã  è÷íûõ
ôîñôàòèäîâ è 25 ìã ãëèöåðèíà íà ìë ðàñòâîðà; Abbott Laboratories, Chicago, Illinois);
ïðèðîäíûå èëè ñèíòåòè÷åñêèå ïðîèçâîäíûå ãëèöåðèíà, ñîäåðæàùèå äîêîçàãåêñàåíîèëüíóþ
ãðóïïó â êîëè÷åñòâàõ îò 25 ìàñ.% äî 100 ìàñ.%, â ðàñ÷åòå íà îáùåå ñîäåðæàíèå æèðíîé
êèñëîòû (Dhasco® (Martek Biosciences Corp., Columbia, MD), DHA Maguro® (Daito
Entreprises, Los Angeles, CA), Soyacal® è Travemulsion®). Ýòàíîë  âë åòñ 
ïðåäïî÷òèòåëüíûì ðàñòâîðèòåëåì äë  èñïîëüçîâàíè  ñ öåëüþ ðàñòâîðåíè 
ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  ñ îáðàçîâàíèåì ðàñòâîðîâ, ýìóëüñèé è ò.ï.

Â êîìïîçèöèè ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîæåò áûòü âêëþ÷åíî äë  ðàçëè÷íûõ öåëåé
íåçíà÷èòåëüíîå êîëè÷åñòâî äîïîëíèòåëüíûõ êîìïîíåíòîâ, õîðîøî èçâåñòíûõ â
ôàðìàöåâòè÷åñêîé ïðîìûøëåííîñòè. Ýòè êîìïîíåíòû áîëüøåé ÷àñòüþ ïðèäàþò ñâîéñòâà,
êîòîðûå óâåëè÷èâàþò âðåì  óäåðæèâàíè  ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  â ìåñòå
ââåäåíè , ñïîñîáñòâóþò ñòàáèëüíîñòè êîìïîçèöèè, îáåñïå÷èâàþò ðåãóëèðîâàíèå çíà÷åíè 
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ðÍ, îáëåã÷àþò ââåäåíèå ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  â ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè,
è ò.ï. Êàæäûé èç ýòèõ êîìïîíåíòîâ èíäèâèäóàëüíî ïðèñóòñòâóåò â êîëè÷åñòâå
ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåíüøå, ÷åì ïðèìåðíî 15 ìàñ.%, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåíüøå, ÷åì
ïðèìåðíî 5 ìàñ.%, è íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåíüøå, ÷åì ïðèìåðíî 0,5 ìàñ.%, â
ðàñ÷åòå íà îáùóþ ìàññó êîìïîçèöèè. Íåêîòîðûå êîìïîíåíòû, òàêèå, êàê íàïîëíèòåëè èëè
ðàçáàâèòåëè, ìîãóò ñîñòàâë òü âïëîòü äî 90 ìàñ.%, â ðàñ÷åòå íà îáùóþ ìàññó
êîìïîçèöèè, êàê õîðîøî èçâåñòíî â òåõíîëîãèè ïðèãîòîâëåíè  ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ.
Òàêèå äîáàâêè âêëþ÷àþò êðèîçàùèòíûå êîìïîíåíòû äë  ïðåäîòâðàùåíè  ïîâòîðíîãî
îñàæäåíè  òàêñàíà, ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûå âåùåñòâà, ñìà÷èâàþùèå àãåíòû èëè
ýìóëüãèðóþùèå àãåíòû (êàê, íàïðèìåð, ëåöèòèí, ïîëèñîðáàò-80, Òâèí® 80, ïëþðîíèê-60,
ïîëèîêñèýòèëåíñòåàðàò), êîíñåðâàíòû (êàê, íàïðèìåð, ýòèë-ï-ãèäðîêñèáåíçîàò),
ïðåäîõðàí þùèå îò âîçäåéñòâè  ìèêðîáîâ ñðåäñòâà (êàê, íàïðèìåð, áåíçèëîâûé ñïèðò,
ôåíîë, ì-êðåçîë, õëîðáóòàíîë, ñîðáèíîâà  êèñëîòà, òèìåðîñàë è ïàðàáåí), àãåíòû äë 
ðåãóëèðîâàíè  çíà÷åíè  ðÍ èëè áóôåðèðóþùèå àãåíòû (êàê, íàïðèìåð, êèñëîòû,
îñíîâàíè , àöåòàò íàòðè , ñîðáèòàíìîíîëàóðàò), êîìïîíåíòû äë  ðåãóëèðîâàíè 
îñìîìîë ðíîñòè (êàê, íàïðèìåð, ãëèöåðèí), çàãóñòèòåëè (êàê, íàïðèìåð, ìîíîñòåàðàò
àëþìèíè , ñòåàðèíîâà  êèñëîòà, öåòèëîâûé ñïèðò, ñòåàðèëîâûé ñïèðò, ãóàðîâà  ñìîëà,
ìåòèëöåëëþëîçà, ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçà, òðèñòåàðèí, ñëîæíûå öåòèëîâûå ýôèðû
âîñêà, ïîëèýòèëåíãëèêîëü), ïèãìåíòû, êðàñèòåëè, äîáàâêè, ïðèäàþùèå òåêó÷åñòü,
íåëåòó÷èå ñèëèêîíû (êàê, íàïðèìåð, öèêëîìåòèêîí), ãëèíû (êàê, íàïðèìåð, áåíòîíèòû),
àäãåçèâû, óâåëè÷èâàþùèå îáúåì àãåíòû, àðîìàòèçàòîðû, ïîäñëàùèâàþùèå âåùåñòâà,
àäñîðáåíòû, íàïîëíèòåëè (êàê, íàïðèìåð, ñàõàðà, òàêèå, êàê ëàêòîçà, ñàõàðîçà, ìàííèò
èëè ñîðáèò, öåëëþëîçà èëè ôîñôàò êàëüöè ), ðàçáàâèòåëè (êàê, íàïðèìåð, âîäà, ñîëåâîé
ðàñòâîð, ðàñòâîðû ýëåêòðîëèòîâ), ñâ çóþùèå (êàê, íàïðèìåð, êðàõìàëû, òàêèå, êàê
êóêóðóçíûé êðàõìàë, ïøåíè÷íûé êðàõìàë, ðèñîâûé êðàõìàë èëè êàðòîôåëüíûé êðàõìàë,
æåëàòèí, òðàãàêàíò, ìåòèëöåëëþëîçà, ãèäðîêñèïðîïèëìåòèëöåëëþëîçà,
íàòðèéêàðáîêñèìåòèëöåëëþëîçà, ïîëèâèíèëïèððîëèäîí, ñàõàðà, ïîëèìåðû, ãóììèàðàáèê),
ðàçðûõë þùèå àãåíòû (êàê, íàïðèìåð, êðàõìàëû, òàêèå, êàê êóêóðóçíûé êðàõìàë,
ïøåíè÷íûé êðàõìàë, ðèñîâûé êðàõìàë, êàðòîôåëüíûé êðàõìàë èëè êàðáîêñèìåòèëêðàõìàë,
ñòðóêòóðèðîâàííûé ïîëèâèíèëïèððîëèäîí, àãàð, àëüãèíîâà  êèñëîòà èëè åå ñîëü, òàêà ,
êàê àëüãèíàò íàòðè , íàòðèéêðîñêàðìåëëîçà èëè êðîñïîâèäîí), ñìàçûâàþùèå àãåíòû (êàê,
íàïðèìåð, äèîêñèä êðåìíè , òàëüê, ñòåàðèíîâà  êèñëîòà èëè åå ñîëè, òàêèå, êàê ñòåàðàò
ìàãíè , èëè ïîëèýòèëåíãëèêîëü), àãåíòû äë  ïîêðûòèé (êàê, íàïðèìåð, êîíöåíòðèðîâàííûå
ðàñòâîðû ñàõàðà, âêëþ÷àþùèå ãóììèàðàáèê, òàëüê, ïîëèâèíèëïèððîëèäîí, êàðáîïîëãåëü,
ïîëèýòèëåíãëèêîëü èëè äèîêñèä òèòàíà) è àíòèîêñèäàíòû (êàê, íàïðèìåð, ìåòàáèñóëüôèò
íàòðè , áèñóëüôèò íàòðè , ñóëüôèò íàòðè , äåêñòðîçà, ôåíîëû è òèîôåíîëû).

Ñîãëàñíî ïðåäïî÷òèòåëüíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè 
ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ âêëþ÷àåò, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí íåâîäíûé, ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûé ðàñòâîðèòåëü è ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå, îáëàäàþùåå
ðàñòâîðèìîñòüþ â ýòàíîëå, ïî ìåíüøåé ìåðå, ïðèìåðíî 100, 200, 300, 400, 500, 600, 700
èëè 800 ìã/ìë. Áåç ñâ çè ñ êàêîé-ëèáî êîíêðåòíîé òåîðèåé ïîëàãàþò, ÷òî ðàñòâîðèìîñòü
â ýòàíîëå ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  ìîæåò áûòü íåïîñðåäñòâåííî ñâ çàíà ñ åãî
ýôôåêòèâíîñòüþ. Ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå òàêæå ìîæåò îáëàäàòü ñïîñîáíîñòüþ
âûêðèñòàëëèçîâûâàòüñ  èç ðàñòâîðà. Äðóãèìè ñëîâàìè, êðèñòàëëè÷åñêîå
ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå, òàêîå, êàê ñîåäèíåíèå 1393, ìîæåò áûòü ðàñòâîðåíî â
ðàñòâîðèòåëå ñ îáðàçîâàíèåì ðàñòâîðà è çàòåì ïåðåêðèñòàëëèçîâàíî âûïàðèâàíèåì
ðàñòâîðèòåë  áåç îáðàçîâàíè  êàêîãî-ëèáî àìîðôíîãî ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè .
Òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  òî, ÷òî ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå èìååò çíà÷åíèå
ID50 (òî åñòü, êîíöåíòðàöè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà, âûçûâàþùà  50%-íîå èíãèáèðîâàíèå
îáðàçîâàíè  êîëîíèé), ïî ìåíüøåé ìåðå, â 4, 5, 6, 7, 8, 9 èëè 10 ðàç ìåíüøå, ÷åì
ïàêëèòàêñåë., ïðè ïðîâåäåíèè èçìåðåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ ìåòîäèêîé, îïèñàííîé íèæå, â
ïðàêòè÷åñêèõ ïðèìåðàõ.

Ââåäåíèå ëåêàðñòâåííîé ôîðìû ýòèìè ïóò ìè ìîæåò áûòü íåïðåðûâíûì èëè
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ïåðèîäè÷åñêèì, çàâèñ ùèì, íàïðèìåð, îò ôèçèîëîãè÷åñêîãî ñîñòî íè  ïàöèåíòîâ, îò òîãî,
 âë åòñ  ëè öåëü ââåäåíè  òåðàïåâòè÷åñêîé èëè ïðîôèëàêòè÷åñêîé, è äðóãèõ ôàêòîðîâ,
èçâåñòíûõ èëè îöåíèâàåìûõ ïðàêòèêóþùèì âðà÷îì.

Äîçà è ñõåìû ââåäåíè  ôàðìàöåâòè÷åñêèõ êîìïîçèöèé ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîãóò
áûòü ëåãêî îïðåäåëåíû îíêîëîãîì. Ïîí òíî, ÷òî äîçà ïðîòèâîîïóõîëåâûõ ñîåäèíåíèé
çàâèñèò îò âîçðàñòà, ïîëà, ñîñòî íè  çäîðîâü  è âåñà ðåöèïèåíòà, òèïà ïðîâîäèìîãî
îäíîâðåìåííî ëå÷åíè , åñëè îíî èìååòñ , ÷àñòîòû îáðàáîòêè è ïðèðîäû æåëàåìîãî
ýôôåêòà. Äë  ëþáîãî ñïîñîáà ââåäåíè  òî÷íîå êîëè÷åñòâî èñïîëüçóåìîãî
ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè , à òàêæå íàçíà÷àåìà  äîçà, íåîáõîäèìà  äë  äîñòèæåíè 
îïèñàííûõ çäåñü ïîëåçíûõ âîçäåéñòâèé, òàêæå çàâèñèò, â ÷àñòíîñòè, îò òàêèõ ôàêòîðîâ,
êàê áèîäîñòóïíîñòü ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè , çàáîëåâàíè  ÷åëîâåêà, êîòîðîå
ëå÷àò, æåëàåìà  òåðàïåâòè÷åñêà  äîçà, è äðóãèõ ôàêòîðîâ, êîòîðûå î÷åâèäíû
ñïåöèàëèñòó. Ââîäèìà  æèâîòíîìó, îñîáåííî ÷åëîâåêó, äîçà, ñîãëàñíî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ, äîëæíà áûòü äîñòàòî÷íîé äë  òîãî, ÷òîáû âûçâàòü æåëàåìûé
òåðàïåâòè÷åñêèé îòâåò ó æèâîòíîãî â òå÷åíèå ïðèåìëåìîãî ïåðèîäà âðåìåíè.
Ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè , ââîäèòñ  ëè îíî ïåðîðàëüíî
èëè äðóãèì ïóòåì, ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïðåäïî÷òèòåëüíî ëþáîå êîëè÷åñòâî, êîòîðîå
ïðèâîäèò ê æåëàåìîìó òåðàïåâòè÷åñêîìó îòâåòó ïðè ââåäåíèè ýòèì ïóòåì. Êîìïîçèöèè äë 
ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèãîòîâë þò òàêèì îáðàçîì, ÷òî åäèíè÷íà  äîçà
â îäíîì èëè áîëåå ïåðîðàëüíûõ ïðåïàðàòàõ ñîäåðæèò, ïî ìåíüøåé ìåðå, 20 ìã
ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  íà ì2 ïëîùàäè ïîâåðõíîñòè òåëà ïàöèåíòà èëè, ïî
ìåíüøåé ìåðå, 50, 100, 150, 200, 300, 400 èëè 500 ìã ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè 
íà ì2 ïëîùàäè ïîâåðõíîñòè òåëà ïàöèåíòà, ïðè÷åì ñðåäí   âåëè÷èíà ïëîùàäè
ïîâåðõíîñòè òåëà ÷åëîâåêà ñîñòàâë åò 1,8 ì2. Åäèíè÷íà  äîçà êîìïîçèöèè äë 
ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  ñîäåðæèò ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 20 ìã äî ïðèìåðíî 600 ìã
ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  íà ì2 ïëîùàäè ïîâåðõíîñòè òåëà ïàöèåíòà, áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 25 ìã/ì2 äî ïðèìåðíî 400 ìã/ì2, åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
îò ïðèìåðíî 40 ìã/ì2 äî ïðèìåðíî 300 ìã/ì2 è äàæå åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò
ïðèìåðíî 50 ìã/ì2 äî ïðèìåðíî 200 ìã/ì2. Êîìïîçèöèè äë  ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè 
ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèãîòîâë þò òàêèì îáðàçîì, ÷òî åäèíè÷íà  äîçà ñîäåðæèò, ïî ìåíüøåé
ìåðå, 20 ìã ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  íà ì2 ïëîùàäè ïîâåðõíîñòè òåëà ïàöèåíòà
èëè, ïî ìåíüøåé ìåðå, 40, 50, 100, 150, 200, 300, 400 èëè 500 ìã ïðîòèâîîïóõîëåâîãî
ñîåäèíåíè  íà ì2 ïëîùàäè ïîâåðõíîñòè òåëà ïàöèåíòà. Åäèíè÷íà  äîçà â îäíîì èëè áîëåå
ïàðåíòåðàëüíî ââîäèìûõ ïðåïàðàòàõ ñîñòàâë åò ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 20 ìã äî
ïðèìåðíî 500 ìã ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  íà ì2 ïëîùàäè ïîâåðõíîñòè òåëà
ïàöèåíòà, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 40 ìã/ì2 äî ïðèìåðíî 400 ìã/ì2 è åùå
áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 60 ìã/ì2 äî ïðèìåðíî 350 ìã/ì2. Îäíàêî äîçà ìîæåò
èçìåí òüñ  â çàâèñèìîñòè îò íàçíà÷àåìîé äîçû, êîòîðà  ìîæåò áûòü óñòàíîâëåíà êàê
íåîáõîäèìà  äë  äîñòèæåíè  æåëàåìîãî òåðàïåâòè÷åñêîãî ýôôåêòà. Íóæíî çàìåòèòü, ÷òî
äèàïàçîíû ýôôåêòèâíûõ äîç, ïðåäóñìàòðèâàåìûå çäåñü, íå îçíà÷àþò îãðàíè÷åíè 
èçîáðåòåíè  è ïðåäñòàâë þò ñîáîé ïðåäïî÷òèòåëüíûå äèàïàçîíû äîç. Íàèáîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíà  äîçà íàçíà÷àåòñ  îïðåäåëåííîìó ñóáúåêòó, â ñîîòâåòñòâèè ñî çíàíè ìè
è îïûòîì ñïåöèàëèñòà áåç ÷ðåçìåðíîãî ýêñïåðèìåíòèðîâàíè .

Êîíöåíòðàöè  ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  â æèäêîé ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè
ñîñòàâë åò ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 0,01 ìã äî ïðèìåðíî 10 ìã íà ìë êîìïîçèöèè,
áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 0,1 ìã äî ïðèìåðíî 7 ìã íà ìë, åùå áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 0,5 ìã äî ïðèìåðíî 5 ìã íà ìë è íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
îò ïðèìåðíî 1,5 ìã äî ïðèìåðíî 4 ìã íà ìë êîìïîçèöèè. Êàê ïðàâèëî, ïðåäïî÷òèòåëüíû
îòíîñèòåëüíî íèçêèå êîíöåíòðàöèè, òàê êàê ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå íàèáîëåå
ðàñòâîðèìî â ðàñòâîðå ïðè íèçêèõ êîíöåíòðàöè õ. Êîíöåíòðàöè  ïðîòèâîîïóõîëåâîãî
ñîåäèíåíè  â òâåðäîé ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè äë  ââåäåíè  ïåðîðàëüíî
ñîñòàâë åò ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 5 ìàñ.% äî ïðèìåðíî 50 ìàñ.%, áîëåå

Ñòðàíèöà: 15

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 262 506 C2

ïðåäïî÷òèòåëüíî îò ïðèìåðíî 8 ìàñ.% äî ïðèìåðíî 40 ìàñ.% è íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
îò ïðèìåðíî 10 ìàñ.% äî ïðèìåðíî 30 ìàñ.%.

Ñîãëàñíî åùå îäíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , ðàñòâîðû äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè 
ãîòîâ ò ðàñòâîðåíèåì ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  â ëþáîì ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìîì ðàñòâîðèòåëå, ñïîñîáíîì ðàñòâîð òü ñîåäèíåíèå (êàê, íàïðèìåð, ýòàíîë èëè
äèõëîðìåòàí), ñ îáðàçîâàíèåì ðàñòâîðà. Ñîîòâåòñòâóþùèé îáúåì íîñèòåë , êîòîðûé
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ðàñòâîð, òàêîé, êàê ðàñòâîð Cremophor® EL, äîáàâë þò ê ðàñòâîðó ïðè
ïåðåìåøèâàíèè ñ îáðàçîâàíèåì ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîãî ðàñòâîðà äë 
ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  ïàöèåíòó. Åñëè æåëàòåëüíî, òàêèå ðàñòâîðû ìîãóò áûòü
ïðèãîòîâëåíû ñ ñîäåðæàíèåì ìèíèìàëüíîãî êîëè÷åñòâà, èëè áåç íåãî, ýòàíîëà, êîòîðûé,
êàê èçâåñòíî èç óðîâí  òåõíèêè, ìîæåò îêàçûâàòü âðåäíûå ôèçèîëîãè÷åñêèå âîçäåéñòâè ,
êîãäà åãî ââîä ò â îïðåäåëåííûõ êîíöåíòðàöè õ â ïåðîðàëüíûå êîìïîçèöèè.

Ñîãëàñíî äðóãîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , ïîðîøêè èëè òàáëåòêè äë  ïåðîðàëüíîãî
ââåäåíè  ãîòîâ ò ðàñòâîðåíèåì ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  â ëþáîì,
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîì ðàñòâîðèòåëå, ñïîñîáíîì ðàñòâîð òü ñîåäèíåíèå (êàê,
íàïðèìåð, ýòàíîë èëè äèõëîðìåòàí), ñ îáðàçîâàíèåì ðàñòâîðà. Ðàñòâîðèòåëü
íåîá çàòåëüíî ìîæåò áûòü ñïîñîáåí óäàë òüñ  âûïàðèâàíèåì, êîãäà ðàñòâîð ñóøàò â
âàêóóìå. Ê ðàñòâîðó äî ñóøêè ìîæåò áûòü äîáàâëåí äîïîëíèòåëüíûé íîñèòåëü, òàêîé, êàê
ðàñòâîð Cremaphor® EL. Ïîëó÷åííûé â ðåçóëüòàòå ðàñòâîð ñóøàò â âàêóóìå äî
îáðàçîâàíè  ñòåêëîîáðàçíîãî âåùåñòâà. Ñòåêëîîáðàçíîå âåùåñòâî çàòåì ñìåøèâàþò ñî
ñâ çûâàþùèì àãåíòîì äë  îáðàçîâàíè  ïîðîøêà. Ïîðîøîê ìîæåò áûòü ñìåøàí ñ
íàïîëíèòåë ìè èëè äðóãèìè, îáû÷íûìè äë  òàáëåòèðîâàíè  êîìïîíåíòàìè è îáðàáîòàí ñ
ïîëó÷åíèåì òàáëåòêè äë  ââåäåíè  ïåðîðàëüíî ïàöèåíòó. Ïîðîøîê òàêæå ìîæåò áûòü
äîáàâëåí ê ëþáîìó æèäêîìó íîñèòåëþ, êàê îïèñàííûé âûøå, ñ îáðàçîâàíèåì ðàñòâîðà,
ýìóëüñèè, ñóñïåíçèè èëè ïîäîáíûõ äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè .

Ýìóëüñèè äë  ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè  ìîãóò áûòü ïðèãîòîâëåíû ðàñòâîðåíèåì
ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  â ëþáîì ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîì ðàñòâîðèòåëå,
ñïîñîáíîì ðàñòâîð òü ñîåäèíåíèå (êàê, íàïðèìåð, ýòàíîë èëè äèõëîðìåòàí), ñ
îáðàçîâàíèåì ðàñòâîðà. Ê ðàñòâîðó ïðè ïåðåìåøèâàíèè äîáàâë þò ñîîòâåòñòâóþùèé
îáúåì íîñèòåë , êîòîðûé ïðåäñòàâë åò ñîáîé ýìóëüñèþ, òàêóþ, êàê ýìóëüñè  Liposyn® II
èëè Liposyn® III, ñ ïîëó÷åíèåì ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ýìóëüñèè äë 
ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè  ïàöèåíòó. Åñëè æåëàòåëüíî, òàêèå ýìóëüñèè ìîãóò áûòü
ïðèãîòîâëåíû ñ ñîäåðæàíèåì ìèíèìàëüíîãî êîëè÷åñòâà, èëè áåç íåãî, ýòàíîëà èëè
ðàñòâîðà Cremophor®, êîòîðûå, êàê èçâåñòíî èç óðîâí  òåõíèêè, ìîãóò îêàçûâàòü
âðåäíûå ôèçèîëîãè÷åñêèå âîçäåéñòâè , êîãäà èõ ââîä ò â îïðåäåëåííûõ êîíöåíòðàöè õ â
ïàðåíòåðàëüíûå êîìïîçèöèè.

Ðàñòâîðû äë  ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè  ìîãóò áûòü ïðèãîòîâëåíû ðàñòâîðåíèåì
ïðîòèâîîïóõîëåâîãî ñîåäèíåíè  â ëþáîì ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîì ðàñòâîðèòåëå,
ñïîñîáíîì ðàñòâîð òü ñîåäèíåíèå (êàê, íàïðèìåð, ýòàíîë èëè äèõëîðìåòàí), ñ
îáðàçîâàíèåì ðàñòâîðà. Ê ðàñòâîðó ïðè ïåðåìåøèâàíèè äîáàâë þò ñîîòâåòñòâóþùèé
îáúåì íîñèòåë , êîòîðûé ïðåäñòàâë åò ñîáîé ðàñòâîð, òàêîé, êàê ðàñòâîð Cremophor, ñ
ïîëó÷åíèåì ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîãî ðàñòâîðà äë  ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè 
ïàöèåíòó. Åñëè æåëàòåëüíî, òàêèå ðàñòâîðû ìîãóò áûòü ïðèãîòîâëåíû ñ ñîäåðæàíèåì
ìèíèìàëüíîãî êîëè÷åñòâà, èëè áåç íåãî, ýòàíîëà èëè ðàñòâîðà Cremophor®, êîòîðûå, êàê
èçâåñòíî èç óðîâí  òåõíèêè, ìîãóò îêàçûâàòü âðåäíûå ôèçèîëîãè÷åñêèå âîçäåéñòâè ,
êîãäà èõ ââîä ò â îïðåäåëåííûõ êîíöåíòðàöè õ â ïàðåíòåðàëüíûå êîìïîçèöèè.

Åñëè æåëàòåëüíî, âûøåîïèñàííûå ýìóëüñèè èëè ðàñòâîðû äë  ïåðîðàëüíîãî èëè
ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè  ìîãóò áûòü óïàêîâàíû â ïàêåòû IV, ïóçûðüêè èëè äðóãèå
îáû÷íûå êîíòåéíåðû â êîíöåíòðèðîâàííîé ôîðìå è ïåðåä èñïîëüçîâàíèåì, êàê èçâåñòíî
èç óðîâí  òåõíèêè, ðàçáàâëåíû ëþáîé ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé æèäêîñòüþ, òàêîé, êàê
ñîëåâîé ðàñòâîð, ñ ïîëó÷åíèåì ïðèåìëåìîé êîíöåíòðàöèè òàêñàíà.

Îïðåäåëåíè 
Òåðìèíû «óãëåâîäîðîä» è «óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê», êîòîðûå èñïîëüçóþòñ  â
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íàñòî ùåì îïèñàíèè, îáîçíà÷àþò îðãàíè÷åñêèå ñîåäèíåíè  èëè ðàäèêàëû, ñîñòî ùèå
èñêëþ÷èòåëüíî èç ýëåìåíòîâ óãëåðîäà è âîäîðîäà. Ýòè ÷àñòè âêëþ÷àþò àëêèëüíûå,
àëêåíèëüíûå, àëêèíèëüíûå è àðèëüíûå ãðóïïû. Ýòè ãðóïïû òàêæå âêëþ÷àþò àëêèëüíûå,
àëêåíèëüíûå, àëêèíèëüíûå è àðèëüíûå ðàäèêàëû, çàìåùåííûå äðóãèìè àëèôàòè÷åñêèìè
èëè öèêëè÷åñêèìè óãëåâîäîðîäíûìè ãðóïïàìè, òàêèå, êàê àëêàðèë, àëêåíàðèë è àëêèíàðèë.
Åñëè íå óêàçàíî èíà÷å, ýòè ãðóïïû âêëþ÷àþò ïðåäïî÷òèòåëüíî 1-20 àòîìîâ óãëåðîäà.

«Çàìåùåííûå óãëåâîäîðîäíûå îñòàòêè», óêàçàííûå â íàñòî ùåì îïèñàíèè, îáîçíà÷àþò
óãëåâîäîðîäíûå îñòàòêè, êîòîðûå çàìåùåíû, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíèì àòîìîì, îòëè÷íûì
îò àòîìà óãëåðîäà, âêëþ÷à  ãðóïïû, â êîòîðûõ àòîì óãëåðîäà â öåïè çàìåíåí íà
ãåòåðîàòîì, òàêîé, êàê àòîì àçîòà, êèñëîðîäà, êðåìíè , ôîñôîðà, áîðà, ñåðû èëè
ãàëîãåíà. Çàìåñòèòåëè âêëþ÷àþò ãàëîãåí, ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê, àëêîêñèë,
àëêåíîêñèãðóïïó, àëêèíîêñèãðóïïó, àðèëîêñèãðóïïó, ãèäðîêñèë, çàùèùåííûé ãèäðîêñèë,
êåòîãðóïïó, àöèë, àöèëîêñè-, íèòðî-, àìèíî-, àìèäî-, öèàíîãðóïïó; òèîëüíóþ ãðóïïó,
êåòàëüíûå, àöåòàëüíûå, ñëîæíîýôèðíûå è ïðîñòûå ýôèðíûå ãðóïïû.

Òåðìèí «ãåòåðîàòîì» îçíà÷àåò àòîìû, îòëè÷íûå îò àòîìîâ óãëåðîäà è âîäîðîäà.
Òåðìèí «ãåòåðîçàìåùåííûå ìåòèëüíûå ãðóïïû», èñïîëüçóåìûé â íàñòî ùåì îïèñàíèè,

îçíà÷àåò ìåòèëüíûå ãðóïïû, â êîòîðûõ àòîì óãëåðîäà êîâàëåíòíî ñâ çàí, ïî ìåíüøåé
ìåðå, ñ îäíèì ãåòåðîàòîìîì è íåîá çàòåëüíî ñ àòîìîì âîäîðîäà, ïðè÷åì ãåòåðîàòîìîì
 âë åòñ , íàïðèìåð, àòîì àçîòà, êèñëîðîäà, êðåìíè , ôîñôîðà, áîðà, ñåðû èëè ãàëîãåíà.
Ãåòåðîàòîì, â ñâîþ î÷åðåäü, ìîæåò áûòü çàìåùåí äðóãèìè àòîìàìè ñ îáðàçîâàíèåì
ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî îñòàòêà, àëêîêñè-, àëêåíîêñè-, àëêèíîêñè-, àðèëîêñèãðóïïû,
ãèäðîêñèëà, çàùèùåííîãî ãèäðîêñèëà, îêñè-, àöèëîêñè-, íèòðî-, àìèíî-, àìèäîãðóïïû;
òèîëüíîé, êåòàëüíîé, àöåòàëüíîé, ñëîæíîýôèðíîé èëè ïðîñòîé ýôèðíîé ãðóïïû.

Òåðìèí «ãåòåðîçàìåùåííûå àöåòàòíûå ãðóïïû», èñïîëüçóåìûé â íàñòî ùåì îïèñàíèè,
îçíà÷àåò àöåòàòíûå ãðóïïû, â êîòîðûõ àòîì óãëåðîäà ìåòèëüíîé ãðóïïû êîâàëåíòíî
ñâ çàí, ïî ìåíüøåé ìåðå, ñ îäíèì ãåòåðîàòîìîì è íåîá çàòåëüíî ñ àòîìîì âîäîðîäà,
ïðè÷åì ãåòåðîàòîìîì  âë åòñ , íàïðèìåð, àòîì àçîòà, êèñëîðîäà, êðåìíè , ôîñôîðà,
áîðà, ñåðû èëè ãàëîãåíà. Ãåòåðîàòîì, â ñâîþ î÷åðåäü, ìîæåò áûòü çàìåùåí äðóãèìè
àòîìàìè ñ îáðàçîâàíèåì ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî îñòàòêà, àëêîêñè-, àëêåíîêñè-, àëêèíîêñè-,
àðèëîêñèãðóïïû, ãèäðîêñèëà, çàùèùåííîãî ãèäðîêñèëà, îêñè-, àöèëîêñè-, íèòðî-, àìèíî-,
àìèäîãðóïïû; òèîëüíîé, êåòàëüíîé, àöåòàëüíîé, ñëîæíîýôèðíîé èëè ïðîñòîé ýôèðíîé
ãðóïïû.

Åñëè íå óêàçàíî èíà÷å, óêàçàííûå â íàñòî ùåì îïèñàíèè àëêèëüíûå ãðóïïû
ïðåäñòàâë þò ñîáîé ïðåäïî÷òèòåëüíî íèçøèé àëêèë, ñîäåðæàùèé îò îäíîãî äî âîñüìè è,
âïëîòü äî 20, àòîìîâ óãëåðîäà â îñíîâíîé öåïè. Îíè ìîãóò áûòü ñ ëèíåéíîé èëè
ðàçâåòâëåííîé öåïüþ èëè öèêëè÷åñêèìè è âêëþ÷àþò ìåòèë, ýòèë, ïðîïèë, èçîïðîïèë,
áóòèë, ãåêñèë è ò.ï.

Åñëè íå óêàçàíî èíà÷å, óêàçàííûå â íàñòî ùåì îïèñàíèè àëêåíèëüíûå ãðóïïû
ïðåäñòàâë þò ñîáîé ïðåäïî÷òèòåëüíî íèçøèé àëêåíèë, ñîäåðæàùèé îò äâóõ äî âîñüìè è,
âïëîòü äî 20, àòîìîâ óãëåðîäà â îñíîâíîé öåïè. Îíè ìîãóò áûòü ñ ëèíåéíîé èëè
ðàçâåòâëåííîé öåïüþ èëè öèêëè÷åñêèìè è âêëþ÷àþò ýòåíèë, ïðîïåíèë, èçîïðîïåíèë,
áóòåíèë, èçîáóòåíèë, ãåêñåíèë è ò.ï.

Åñëè íå óêàçàíî èíà÷å, óêàçàííûå â íàñòî ùåì îïèñàíèè àëêèíèëüíûå ãðóïïû
ïðåäñòàâë þò ñîáîé ïðåäïî÷òèòåëüíî íèçøèé àëêèíèë, ñîäåðæàùèé îò äâóõ äî âîñüìè è,
âïëîòü äî 20, àòîìîâ óãëåðîäà â îñíîâíîé öåïè. Îíè ìîãóò áûòü ñ ëèíåéíîé èëè
ðàçâåòâëåííîé öåïüþ è âêëþ÷àþò ýòèíèë, ïðîïèíèë, áóòèíèë, èçîáóòèíèë, ãåêñèíèë è ò.ï.

Òåðìèíû «àðèë» èëè «àð», â êà÷åñòâå èñïîëüçóåìûõ â íàñòî ùåì îïèñàíèè
èíäèâèäóàëüíî èëè â âèäå ÷àñòè äðóãîé ãðóïïû, îáîçíà÷àþò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûå
ãîìîöèêëè÷åñêèå àðîìàòè÷åñêèå ãðóïïû, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìîíîöèêëè÷åñêèå èëè
áèöèêëè÷åñêèå ãðóïïû, ñîäåðæàùèå îò 6 äî 12 àòîìîâ óãëåðîäà â öèêëè÷åñêîé ÷àñòè,
òàêèå, êàê ôåíèë, áèôåíèë, íàôòèë, çàìåùåííûé ôåíèë, çàìåùåííûé áèôåíèë èëè
çàìåùåííûé íàôòèë. Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àðèëîì  âë þòñ  ôåíèë è çàìåùåííûé
ôåíèë.
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Òåðìèíû «ãàëîãåí» èëè «ãàëî», â êà÷åñòâå èñïîëüçóåìûõ â íàñòî ùåì îïèñàíèè
èíäèâèäóàëüíî èëè â âèäå ÷àñòè äðóãîé ãðóïïû, îòíîñ òñ  ê õëîðó, áðîìó, ôòîðó è èîäó.

Òåðìèíû «ãåòåðîöèêëî» èëè «ãåòåðîöèêëè÷åñêèé», â êà÷åñòâå èñïîëüçóåìûõ â
íàñòî ùåì îïèñàíèè èíäèâèäóàëüíî èëè â âèäå ÷àñòè äðóãîé ãðóïïû, îçíà÷àþò
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûå, ïîëíîñòüþ íàñûùåííûå èëè íåíàñûùåííûå,
ìîíîöèêëè÷åñêèå èëè áèöèêëè÷åñêèå, àðîìàòè÷åñêèå èëè íåàðîìàòè÷åñêèå ãðóïïû,
ñîäåðæàùèå, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí ãåòåðîàòîì, ïî ìåíüøåé ìåðå, â îäíîì öèêëå è
ïðåäïî÷òèòåëüíî 5 èëè 6 àòîìîâ â êàæäîì öèêëå. Ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà
ïðåäïî÷òèòåëüíî ñîäåðæèò 1 èëè 2 àòîìà êèñëîðîäà, 1 èëè 2 àòîìà ñåðû è/èëè îò 1 äî 4
àòîìîâ àçîòà â öèêëå è ìîæåò áûòü ñâ çàíà ñ îñòàëüíîé ÷àñòüþ ìîëåêóëû ÷åðåç àòîì
óãëåðîäà èëè ãåòåðîàòîì. Ïðèìåðû ãåòåðîöèêëè÷åñêèõ îñòàòêîâ  âêëþ÷àþò
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèå îñòàòêè, òàêèå, êàê ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, îêñàçîëèë, ïèððîëèë,
èíäîëèë, õèíîëèíèë èëè èçîõèíîëèíèë è ò.ï. Ïðèìåðû çàìåñòèòåëåé âêëþ÷àþò îäíó èëè
áîëåå èç ñëåäóþùèõ ãðóïï: óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê, çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê,
êåòîãðóïïà, ãèäðîêñèë, çàùèùåííûé ãèäðîêñèë; àöèë, àöèëîêñè-, àëêîêñè-, àëêåíîêñè-,
àëêèíîêñè-, àðèëîêñèãðóïïà; ãàëîãåí; àìèäî-, àìèíî-, íèòðî-, öèàíîãðóïïà; òèîëüíà 
ãðóïïà; êåòàëüíûå, àöåòàëüíûå, ñëîæíîýôèðíûå è ïðîñòûå ýôèðíûå ãðóïïû.

Òåðìèí «ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé», â êà÷åñòâå èñïîëüçóåìîãî â íàñòî ùåì îïèñàíèè
èíäèâèäóàëüíî èëè â âèäå ÷àñòè äðóãîé ãðóïïû, îçíà÷àåò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûå
àðîìàòè÷åñêèå ãðóïïû, ñîäåðæàùèå, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí ãåòåðîàòîì, ïî ìåíüøåé ìåðå,
â îäíîì öèêëå è ïðåäïî÷òèòåëüíî 5 èëè 6 àòîìîâ â êàæäîì öèêëå. Ãåòåðîàðîìàòè÷åñêà 
ãðóïïà ïðåäïî÷òèòåëüíî ñîäåðæèò 1 èëè 2 àòîìà êèñëîðîäà, 1 èëè 2 àòîìà ñåðû è/èëè îò
1 äî 4 àòîìîâ àçîòà â öèêëå è ìîæåò áûòü ñâ çàíà ñ îñòàëüíîé ÷àñòüþ ìîëåêóëû ÷åðåç
àòîì óãëåðîäà èëè ãåòåðîàòîì. Ïðèìåðû ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèõ îñòàòêîâ âêëþ÷àþò ôóðèë,
òèåíèë, ïèðèäèë, îêñàçîëèë, ïèððîëèë, èíäîëèë, õèíîëèíèë èëè èçîõèíîëèíèë è ò.ï.
Ïðèìåðû çàìåñòèòåëåé âêëþ÷àþò îäíó èëè áîëåå èç ñëåäóþùèõ ãðóïï: óãëåâîäîðîäíûé
îñòàòîê, çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê, êåòîãðóïïà, ãèäðîêñèë, çàùèùåííûé
ãèäðîêñèë; àöèë, àöèëîêñè-, àëêîêñè-, àëêåíîêñè-, àëêèíîêñè-, àðèëîêñèãðóïïà; ãàëîãåí;
àìèäî-, àìèíî-, íèòðî-, öèàíîãðóïïà; òèîëüíà  ãðóïïà; êåòàëüíûå, àöåòàëüíûå,
ñëîæíîýôèðíûå è ïðîñòûå ýôèðíûå ãðóïïû.

Òåðìèí «àöèë», â êà÷åñòâå èñïîëüçóåìîãî â íàñòî ùåì îïèñàíèè èíäèâèäóàëüíî èëè â
âèäå ÷àñòè äðóãîé ãðóïïû, îçíà÷àåò ãðóïïó, îáðàçîâàííóþ çà ñ÷åò óäàëåíè 
ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïû èç ãðóïïû -ÑÎÎÍ îðãàíè÷åñêîé êàðáîíîâîé êèñëîòû, íàïðèìåð,
RC(O)-, ãäå R îçíà÷àåò R1, R1O-, R1R2N- èëè R1S-, ïðè÷åì R1 îçíà÷àåò óãëåâîäîðîäíûé
îñòàòîê, ãåòåðîçàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê
è R2 îçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà, óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê èëè çàìåùåííûé óãëåâîäîðîäíûé
îñòàòîê.

Òåðìèí «àöèëîêñè», â êà÷åñòâå èñïîëüçóåìîãî â íàñòî ùåì îïèñàíèè èíäèâèäóàëüíî
èëè â âèäå ÷àñòè äðóãîé ãðóïïû, îçíà÷àåò àöèëüíóþ ãðóïïó, òàêóþ, êàê óêàçàííà  âûøå,
ñâ çàííóþ ÷åðåç êèñëîðîäíûé ìîñòèê (-O-), íàïðèìåð, RC(O)O-, ãäå R èìååò çíà÷åíèå,
ñîîòâåòñòâóþùåå òàêîâîìó, óêàçàííîìó â ñëó÷àå òåðìèíà «àöèë».

Åñëè íå óêàçàíî èíà÷å, àëêîêñèêàðáîíèëîêñèãðóïïû, óêàçàííûå â íàñòî ùåì îïèñàíèè,
âêëþ÷àþò íèçøèå óãëåâîäîðîäíûå èëè çàìåùåííûå óãëåâîäîðîäíûå èëè çàìåùåííûå
óãëåâîäîðîäíûå îñòàòêè.

Åñëè íå óêàçàíî èíà÷å, êàðáàìîèëîêñèãðóïïû, óêàçàííûå â íàñòî ùåì îïèñàíèè,
 âë þòñ  ïðîèçâîäíûìè êàðáàìèíîâîé êèñëîòû, â êîòîðîé îäèí èëè îáà àòîìà âîäîðîäà
àìèíîãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû óãëåâîäîðîäíûì, çàìåùåííûì óãëåâîäîðîäíûì
èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèì îñòàòêîì.

Òåðìèíû «çàùèòíà  äë  ãèäðîêñèëà ãðóïïà» è «çàùèòíà  äë  ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïû
ãðóïïà», â êà÷åñòâå èñïîëüçóåìûõ â íàñòî ùåì îïèñàíèè, îçíà÷àþò ãðóïïó, ñïîñîáíóþ
çàùèùàòü ñâîáîäíóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó («çàùèùåííûé ãèäðîêñèë»), êîòîðà  ïîñëå
ðåàêöèè, äë  êîòîðîé áûëà èñïîëüçîâàíà çàùèòà, ìîæåò áûòü óäàëåíà áåç çàòðàãèâàíè 
îñòàëüíîé ÷àñòè ìîëåêóëû. Ìíîæåñòâî çàùèòíûõ ãðóïï äë  ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïû è èõ
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ñèíòåç óêàçàíû â êíèãå T.W. Greene «Protective Groups in Organic Synthesis», èçä.
John Wiley and Sons, 1981, èëè Fieser and Fieser. Ïðèìåðû çàùèòíûõ äë  ãèäðîêñèëà
ãðóïï âêëþ÷àþò ìåòîêñèìåòèë, 1-ýòîêñèýòèë,
áåíçèëîêñèìåòèë, (β-òðèìåòèëñèëèëýòîêñè)ìåòèë, òåòðàãèäðîïèðàíèë, 2,2,2-
òðèõëîðýòîêñèêàðáîíèë, òðåò-áóòèë(äèôåíèë)ñèëèë, òðèàëêèëñèëèë,
òðèõëîðìåòîêñèêàðáîíèë è 2,2,2-òðèõëîðýòîêñèìåòèë.

Â íàñòî ùåì îïèñàíèè èñïîëüçóþò ñëåäóþùèå ñîêðàùåíè : «Àñ» îçíà÷àåò àöåòèë; «Bz»
îçíà÷àåò áåíçîèë; «Et» îçíà÷àåò ýòèë; «Me» îçíà÷àåò ìåòèë; «Ph» îçíà÷àåò ôåíèë; «iPr»
îçíà÷àåò èçîïðîïèë; «tBu» è «t-Bu» îçíà÷àþò òðåò-áóòèë; «R», åñëè íå óêàçàíî èíà÷å,
îçíà÷àåò íèçøèé àëêèë; «ðó» îçíà÷àåò ïèðèäèí èëè ïèðèäèë; «TES» îçíà÷àåò
òðèýòèëñèëèë; «TMS» îçíà÷àåò òðèìåòèëñèëèë; «LAH» îçíà÷àåò ëèòèéàëþìèíèéãèäðèä;
«10-DAB» îçíà÷àåò 10-äåçàöåòèëáàêêàòèí-III; «çàùèòíà  äë  àìèíîãðóïïû ãðóïïà»
âêëþ÷àåò, íî íå îãðàíè÷åíà èìè, êàðáàìàòû, íàïðèìåð, 2,2,2-òðèõëîðýòèëêàðáàìàò èëè
òðåò-áóòèëêàðáàìàò; «çàùèùåííûé ãèäðîêñèë» îçíà÷àåò -ÎÐ, ãäå Ð ïðåäñòàâë åò ñîáîé
çàùèòíóþ äë  ãèäðîêñèëà ãðóïïó; «tBuOCO» è «ÂÎÑ» îçíà÷àþò òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë;
«tAmOCO» îçíà÷àåò òðåò-àìèëîêñèêàðáîíèë; «PhCO» îçíà÷àåò ôåíèëêàðáîíèë; «2-FuCO»
îçíà÷àåò 2-ôóðèëêàðáîíèë; «2-ThCO» îçíà÷àåò 2-òèåíèëêàðáîíèë; «2-ÐóÑÎ» îçíà÷àåò 2-
ïèðèäèëêàðáîíèë; «3-ÐóÑÎ» îçíà÷àåò 3-ïèðèäèëêàðáîíèë; «4-ÐóÑÎ» îçíà÷àåò 4-
ïèðèäèëêàðáîíèë; «Ñ4Í7ÑÎ» îçíà÷àåò áóòåíèëêàðáîíèë; «EtOCO» îçíà÷àåò
ýòîêñèêàðáîíèë; «ibueCO» îçíà÷àåò èçîáóòåíèëêàðáîíèë; «iBuCO» îçíà÷àåò
èçîáóòèëêàðáîíèë; «iBuOCO» îçíà÷àåò èçîáóòîêñè-êàðáîíèë; «iPrOCO» îçíà÷àåò
èçîïðîïèëîêñèêàðáîíèë; «nPrOCO» îçíà÷àåò í-ïðîïèëîêñèêàðáîíèë; «nPrCO» îçíà÷àåò í-
ïðîïèëêàðáîíèë; «tC3Í5ÑÎ» îçíà÷àåò òðàíñ-ïðîïåíèëêàðáîíèë; «ibue» îçíà÷àåò
èçîáóòåíèë; «THF» îçíà÷àåò òåòðàãèäðîôóðàí; «DMAP» îçíà÷àåò 4-äèìåòèëàìèíîïèðèäèí;
«LHMDS» îçíà÷àåò ãåêñàìåòèëäèñèëàçàíèä ëèòè .

Ñëåäóþùèå ïðèìåðû ïî ñí þò èçîáðåòåíèå.
Ïðèìåð 1

10-Ïðîïèîíèë-10-äåçàöåòèëáàêêàòèí-III
Ê ñìåñè 0,2 ã (0,367 ììîëü) 10-äåçàöåòèëáàêêàòèíà-III è 0,272 ã (1,10 ììîëü) CeCl3 â 10

ìë òåòðàãèäðîôóðàíà ïðè òåìïåðàòóðå 25°Ñ äîáàâë þò 2,35 ìë (18,36 ììîëü)
ïðîïèîíîâîãî àíãèäðèäà. ×åðåç 30 ìèíóò ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò 200 ìë
ýòèëàöåòàòà, çàòåì ïðîìûâàþò òðè ðàçà 50 ìë íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà NaHCO3 è
ðàññîëîì. Îðãàíè÷åñêèé ýêñòðàêò ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå.
Ñûðîå òâåðäîå âåùåñòâî î÷èùàþò êîëîíî÷íîé ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ïðè
èñïîëüçîâàíèè ñìåñè 70% ýòèëàöåòàò/ãåêñàí â êà÷åñòâå ýëþåíòà, ïîëó÷à  0,199 ã (90%)
10-ïðîïèîíèë-10-äåçàöåòèëáàêêàòèíà-III â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà.

Ñòðàíèöà: 19

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 262 506 C2

7-Äèìåòèëôåíèëñèëèë-10-ïðîïèîíèë-10-äåçàöåòèëáàêêàòèí-III
Ê ðàñòâîðó 0,200 ã (0,333 ììîëü) 10-ïðîïèîíèë-10-äåçàöåòèëáàêêàòèíà-III â 12 ìë

òåòðàãèäðîôóðàíà ïðè òåìïåðàòóðå -10°Ñ â àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò ïî êàïë ì 0,668
ìë (4,00 ììîëü) õëîðäèìåòèëôåíèëñèëàíà è 2,48 ìë (30,64 ììîëü) ïèðèäèíà. ×åðåç 90
ìèíóò ñìåñü ðàçáàâë þò 100 ìë ñìåñè ýòèëàöåòàòà è ãåêñàíà â ñîîòíîøåíèè 1:1. Ñìåñü
ïðîìûâàþò 20 ìë íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè  è îðãàíè÷åñêèé ñëîé
îòäåë þò. Âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò 30 ìë ñìåñè ýòèëàöåòàòà è ãåêñàíà â ñîîòíîøåíèè 1:
1 è îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò ðàññîëîì, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì
íàòðè  è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Ñûðîå òâåðäîå âåùåñòâî î÷èùàþò êîëîíî÷íîé ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ïðè èñïîëüçîâàíèè ñìåñè 50% ýòèëàöåòàò/ãåêñàí â êà÷åñòâå
ýëþåíòà, ïîëó÷à  0,242 ã (99%) 7-äèìåòèëôåíèëñèëèë-10-ïðîïèîíèë-10-
äåçàöåòèëáàêêàòèíà-III â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà.

7-Äèìåòèëôåíèëñèëèë-2'-Î-òðèýòèëñèëèë-3'-äåôåíèë-3'-(2-òèåíèë) -10-ïðîïèîíèë-10-
äåçàöåòèëòàêñîë

Ê ðàñòâîðó 0,400 ã (0,544 ììîëü) 7-äèìåòèëôåíèëñèëèë-10-ïðîïèîíèë-10-
äåçàöåòèëáàêêàòèíà-III â 5,5 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà ïðè òåìïåðàòóðå -45°Ñ â àòìîñôåðå
àçîòà äîáàâë þò 0,681 ìë (0,681 ììîëü) 1Ì ðàñòâîðà LHMDS â òåòðàãèäðîôóðàíå. ×åðåç 1
÷àñ ìåäëåííî äîáàâë þò ðàñòâîð 0,317 ã (0,818 ììîëü) öèñ-N-áåíçîèë-3-òðèýòèëñèëèëîêñè-
4-(2-òèåíèë)àçåòèäèí-2-îíà â 3 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà. Ñìåñü íàãðåâàþò äî
òåìïåðàòóðû 0°Ñ è ÷åðåç 3 ÷àñà äîáàâë þò 10 ìë íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà
áèêàðáîíàòà íàòðè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò òðè ðàçà 50 ìë ýòèëàöåòàòà. Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò ðàññîëîì, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è
êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Ñûðîé ïðîäóêò î÷èùàþò êîëîíî÷íîé ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå ïðè èñïîëüçîâàíèè ñìåñè 40% ýòèëàöåòàò/ãåêñàí â êà÷åñòâå ýëþåíòà, ïîëó÷à 
0,531 ã (87%) 7-äèìåòèëôåíèëñèëèë-2'-Î-òðèýòèëñèëèë-3'-äåôåíèë-3'-(2-òèåíèë)-10-
ïðîïèîíèë-10-äåçàöåòèëòàêñîëà â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà.
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3'-Äåôåíèë-3'-(2-òèåíèë)-10-ïðîïèîíèë-10-äåçàöåòèëòàêñîë
Ê ðàñòâîðó 0,521 ã (0,464 ììîëü) 7-äèìåòèëôåíèëñèëèë-2'-Î-òðèýòèëñèëèë-3'-äåôåíèë-

3'-(2-òèåíèë)-10-ïðîïèîíèë-10-äåçàöåòèëòàêñîëà â 2 ìë ÑÍ3CN è 2 ìë ïèðèäèíà ïðè
òåìïåðàòóðå 0**C äîáàâë þò 0,5 ìë 30%-íîãî âîäíîãî ðàñòâîðà HF. ×åðåç 3 ÷àñà
äîáàâë þò 20 ìë íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
òðè ðàçà 50 ìë ýòèëàöåòàòà. Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò ðàññîëîì,
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Ñûðîé ïðîäóêò î÷èùàþò
êîëîíî÷íîé ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ïðè èñïîëüçîâàíèè ñìåñè 70%
ýòèëàöåòàò/ãåêñàí â êà÷åñòâå ýëþåíòà, ïîëó÷à  0,405 ã (100%) 3'-äåôåíèë-3'-(2-òèåíèë)-
10-ïðîïèîíèë-10-äåçàöåòèëòàêñîëà â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà.

Ò.ïë.: 154-155°Ñ; [α]D
25=-45,0° (ñ=0,1 â CHCl3);

Ýëåìåíòíûé àíàëèç:
ðàññ÷èòàíî, äë  C46H51NO14S,% Ñ, 63,22 Í, 5,88
íàéäåíî, % Ñ, 62,94 Í, 5,97
Äàííûå 1H-ßÌÐ (CDCl3) äë  3'-äåôåíèë-3'-(2-òèåíèë)-10-ïðîïèîíèë-10-

äåçàöåòèëòàêñîëà
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Ïðèìåð 2
Ïî ìåòîäèêàì, îïèñàííûì â ïðèìåðå 1, çàìåí   èñïîëüçóåìûé â ïðèìåðå 1 β-ëàêòàì

äðóãèìè, ñîîòâåòñòâóþùèì îáðàçîì çàùèùåííûìè β-ëàêòàìàìè, ïîëó÷àþò ð ä
ñîåäèíåíèé, îòâå÷àþùèõ ñòðóêòóðíîé ôîðìóëå (13) è ñ ñî÷åòàíè ìè çàìåñòèòåëåé,
óêàçàííûìè â ñëåäóþùåé òàáëèöå:
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Ñîåäèíåíèå X5 Õ3 R10 Ò. ïë., °Ñ

0499 tBuOCO- èçî áóòåíèë EtCOO- 144-146

0503 tBuOCO- 2-ïèðèäèë EtCOO- 160-161

0517 tBuOCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

0521 tBuOCO- 4-ïèðèäèë EtCOO- 172-173

0536 tBuOCO- 2-ôóðèë EtCOO- 158-160

0549 tBuOCO- 3-ôóðèë EtCOO-

0550 tBuOCO- 2-òèåíèë EtCOO- 166-169

0562 tBuOCO- 3-òèåíèë EtCOO- 172-174

0578 tBuOCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

0583 tBuOCO- èçîïðîïèë EtCOO-

0596 tBuOCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

0602 tBuOCO- ï-íèòðîôåíèë EtCOO-

0611 tBuOCO- ôåíèë EtCOO-

0625 PhCO- èçîáóòåíèë EtCOO- 213

0634 PhCO- 2-ïèðèäèë EtCOO- 148

0647 PhCO- 3-ïèðèäèë EtCOO- 164

0659 PhCO- 4-ïèðèäèë EtCOO- 160

0663 PhCO- 2-ôóðèë EtCOO- 157

0670 PhCO- 3-ôóðèë EtCOO- 153-156

0687 PhCO- 2-òèåíèë EtCOO- 155

0691 PhCO- 3-òèåíèë EtCOO- 158

0706 PhCO- öèêëîïðîïèë EtCOO- 144

0719 PhCO- èçîïðîïèë EtCOO- 152

0720 PhCO- öèêëîáóòèë EtCOO- 159

0732 PhCO- ï-íèòðîôåíèë EtCOO- 160

0748 PhCO- ôåíèë EtCOO- 159

0838 tBuOCO- èçîáóòåíèë cproCOO- 148-150

0843 tBuOCO- 2-ôóðèë cproCOO- 161-164

0854 tBuOCO- 2-òèåíèë cproCOO- 168-171

0860 tBuOCO- öèêëîïðîïèë cproCOO-

0879 tBuOCO- ï-íèòðîôåíèë cproCOO-

0882 tBuOCO- ôåíèë cproCOO-

0890 PhCO- èçîáóòåíèë cproCOO-

0908 PhCO- 2-ôóðèë cproCOO-

0919 PhCO- 2-òèåíèë cproCOO-

0923 PhCO- öèêëîïðîïèë cproCOO-

0937 PhCO- ôåíèë cproCOO-

0947 tBuOCO- èçîáóòåíèë PrCOO- 155-156

0951 tBuOCO- 2-ïèðèäèë PrCOO- 145-147

0966 tBuOCO- 3-ïèðèäèë PrCOO- 164-165

0978 tBuOCO- 4-ïèðèäèë PrCOO- 167-168

0983 tBuOCO- 2-ôóðèë PrCOO- 141-142

0999 tBuOCO- 3-ôóðèë PrCOO- 165-167

1003 tBuOCO- 2-òèåíèë PrCOO- 146-147
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1011 tBuOCO- 3-òèåíèë PrCOO- 144-145

1020 tBuOCO- 2-ôóðèë PrCOO- 212-213

1031 tBuOCO- èçîïðîïèë PrCOO- 147-148

1044 tBuOCO- öèêëîáóòèë PrCOO- 163-164

1060 tBuOCO- ôåíèë PrCOO- 156-157

1879 tBuOCO- èçîáóòåíèë 2-ThCOO- 168-179

1883 tBuOCO- 2-ïèðèäèë 2-ThCOO- 178-179

1892 tBuOCO- 2-ôóðèë 2-ThCOO- 179-180

1900 tBuOCO- 2-òèåíèë 2-ThCOO- 182-184

1911 tBuOCO- ï-íèòðîôåíèë 2-ThCOO- 189-191

1923 tBuOCO- 3-ôóðèë 2-ThCOO- 240-243

1939 tBuOCO- 3-òèåíèë 2-ThCOO-

1948 tBuOCO- 3-ïèðèäèë 2-ThCOO- 177-178

1954 tBuOCO- 4-ïèðèäèë 2-ThCOO- 214-216

1964 tBuOCO- èçîïðîïèë 2-ThCOO- 233-234

1970 tBuOCO- öèêëîáóòèë 2-ThCOO- 148-149

1988 tBuOCO- ôåíèë 2-ThCOO- 220-222

2101 tBuOCO- èçîáóòåíèë 2-FuCOO- 180-181

2111 tBuOCO- 2-ïèðèäèë 2-FuCOO- 183-184

2124 tBuOCO- 3-ïèðèäèë 2-FuCOO- 179-181

2132 tBuOCO- 4-ïèðèäèë 2-FuCOO- 218-219

2142 tBuOCO- 2-ôóðèë 2-FuCOO- 189-190

2159 tBuOCO- 3-ôóðèë 2-FuCOO- 172-173

2164 tBuOCO- 2-òèåíèë 2-FuCOO- 185-186

2173 tBuOCO- 3-òèåíèë 2-FuCOO- 172-174

2181 tBuOCO- èçîïðîïèë 2-FuCOO- 236-237

2199 tBuOCO- öèêëîáóòèë 2-FuCOO- 193-194

2202 tBuOCO- ï-íèòðîôåíèë 2-FuCOO- 193-194

2212 tBuOCO- ôåíèë 2-FuCOO- 230-231

2226 tBuOCO- èçîáóòåíèë iPrCOO- 143-145

2238 tBuOCO- 2-ïèðèäèë iPrCOO- 159-162

2242 tBuOCO- 3-ïèðèäèë iPrCOO- 165-168

2255 tBuOCO- 4-ïèðèäèë iPrCOO- 175-178

2269 tBuOCO- 2-ôóðèë iPrCOO- 149-151

2273 tBuOCO- 3-ôóðèë iPrCOO- 160-162

2287 tBuOCO- 2-òèåíèë iPrCOO- 157-160

2291 tBuOCO- 3-òèåíèë iPrCOO- 142-144

2306 tBuOCO- èçîïðîïèë iPrCOO- 162-165

2319 tBuOCO- èçîïðîïèë iPrCOO- 147-150

2320 tBuOCO- ï-íèòðîôåíèë iPrCOO- 164-166

2332 tBuOCO- èçîáóòåíèë tC3H5COO- 148-149

2348 tBuOCO- 2-ïèðèäèë tC3H5COO- 155-156

2353 tBuOCO- 3-ïèðèäèë tC3Í5ÑÎÎ- 164-166

2366 tBuOCO- 4-ïèðèäèë tC3Í5ÑÎÎ- 170-173

2379 tBuOCO- 2-ôóðèë tC3H5COO- 150-152

2380 tBuOCO- 3-ôóðèë tC3H5COO- 149-150

2392 tBuOCO- 2-òèåíèë tC3H5COO- 159-161

2408 tBuOCO- 3-òèåíèë tC3H5COO- 154-155

2413 tBuOCO- èçîïðîïèë tC3H5COO- 152-154

2424 tBuOCO- öèêëîáóòèë tC3H5COO- 149-150

2439 tBuOCO- ï-íèòðîôåíèë tC3H5COO- 169-170

2442 tBuOCO- ôåíèë tC3H5COO- 155-156

2455 tBuOCO- èçîáóòåíèë ibueCOO- 187-188

2464 tBuOCO- 2-ïèðèäèë ibueCOO- 161-163

2472 tBuOCO- 4-ïèðèäèë ibueCOO- 158-159

2488 tBuOCO- 2-ôóðèë ibueCOO- 165-166

2499 tBuOCO- 3-ôóðèë ibueCOO- 164-165

2503 tBuOCO- 2-òèåíèë ibueCOO- 163-164

2511 tBuOCO- 3-òèåíèë ibueCOO- 157-158
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2520 tBuOCO- ôåíèë ibueCOO- 159-160

2781 tBuOCO- 3-ôóðèë cproCOO- 167-168

2794 tBuOCO- 3-òèåíèë cproCOO- 169-170

2802 tBuOCO- 2-ïèðèäèë cproCOO- 173-174

2813 tBuOCO- 4-ïèðèäèë cproCOO- 179-180

2826 PhCO- 3-ôóðèë cproCOO- 173-175

2838 PhCO- 3-òèåíèë cproCOO- 174-175

2844 PhCO- 2-ïèðèäèë cproCOO- 169-170

2855 PhCO- 4-ïèðèäèë CproCOO- 184-185

2869 PhCO- ï-íèòðîôåíèë cproCOO- 183-185

3053 2-FuCO- 2-òèåíèë EtCOO- 168-169

3071 iPrOCO- 2-òèåíèë CproCOO- 160-161

3096 EtOCO- 2-òèåíèë PrCOO- 146-148

3102 iuOCO- 2-ôóðèë cproCOO- 142-144

3110 iBuOCO- 2-ôóðèë PrCOO- 120-121

3129 iBuOCO- 2-òèåíèë cproCOO- 145-147

3132 nPrCO- 2-òèåíèë cproCOO- 149-151

3148 nPrCO- 2-òèåíèë PrCOO- 152-154

3163 iBuOCO- 2-òèåíèë EtCOO- 138-140

3204 PhCO- 2-ôÓðèë PrCOO- 151-152

3219 nPrCO- 2-ôóðèë EtCOO- 148-149

3222 nPrCO- 2-ôóðèë PrCOO- 144-145

3258 PhCO- 2-òèåíèë PrCOO- 150-152

3265 iBuOCO- 2-òèåíèë PrCOO- 132-134

3297 2-FuCO- 2-òèåíèë cproCOO- 172-173

3314 nPrCO- 2-òèåíèë PrCOO- 160-162

3352 2-FuCO- 2-òèåíèë PrCOO- 155-157

3361 iPrOCO- 2-òèåíèë EtCOO- 154-156

3370 EtOCO- 2-òèåíèë EtCOO- 205-207

3408 2-ThCO- 2-òèåíèë PrCOO- 171-172

3417 iPrOCO- 2-ôóðèë PrCOO- 135-136

3425 2-ThCO- 2-òèåíèë EtCOO- 163-164

3453 2-ThCO- 2-òèåíèë cproCOO- 165-167

3482 PhCO- öèêëîïðîïèë PrCOO- 143-144

3494 tC3H5CO 2-òèåíèë EtCOO- 164-165

3513 tC3H5CO 2-òèåíèë ñðãîÑÎÎ- 170-172

3522 iPrOCO- 2-ôóðèë EtCOO- 153-155

3535 EtOCO- 2-ôóðèë EtCOO- 145-147

3543 C4H7CO- 2-òèåíèë cproCOO- 240-242

3588 Ñ4Í7ÑÎ- 2-òèåíèë EtCOO- 249-250

3595 tC3H5CO- 2-òèåíèë PrCOO- 148-149

3603 Ñ4Í7ÑÎ- 2-òèåíèë PrCOO- 134-135

3644 2-ThCO- 2-ôóðèë EtCOO- 158-160

3656 2-ThCO- 2-ôóðèë PrCOO- 148-149

3663 2-ThCO- 2-ôóðèë cproCOO- 161-163

3677 EtOCO- 2-ôóðèë cproCOO- 149-151

3686 2-FuCO- 2-ôóðèë PrCOO- 151-152

3693 EtOCO- 2-ôóðèë PrCOO- 129-130

3800 Ñ4Í7ÑÎ- 2-ôóðèë PrCOO- 129-130

3818 2-FuCO- 2-ôóðèë EtCOO- 162-164

3853 iPrOCO- 2-ôóðèë cproCOO- 148-150

3866 2-FuCO- 2-ôóðèë cproCOO- 175-177

3909 iPrOCO- 2-òèåíèë PrCOO- 135-137

3938 C4H7CO- 2-ôóðèë cproCOO- 153-155

3945 C4H7CO- 2-ôóðèë EtCOO- 252-253

3957 iBuOCO- 2-ôóðèë PrCOO- 148-149

3971 TC3H5CO- 2-ôóðèë cproCOO- 158-160

3982 tC3H5CO- 2-ôóðèë EtCOO- 152-154

Ñòðàíèöà: 25

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 262 506 C2

3994 tC3H5CO- 2-ôóðèë PrCOO- 119-120

4051 EtOCO- 2-òèåíèë cproCOO- 158-160

4062 nPrCO- 2-ôóðèë cproCOO- 153-155

4112 3-PyCO- 2-òèåíèë cproCOO- 169-171

4121 3-PyCO- 2-òèåíèë EtCOO- 160-161

4190 3-PyCO- 2-òèåíèë PrCOO- 149-150

4207 4-PyCO- 2-òèåíèë EtCOO- 159-160

4329 ibueCO. 2-òèåíèë CproCOO- 148-150

4335 ibueCO 2-òèåíèë EtCOO- 157-159

4344 IbueCO 2-òèåíèë PrCOO- 146-148

4665 iBuOCO- 3-ôóðèë CproCOO- 149-151

4704 iBuOCO- 3-ôóðèë PrCOO- 153-155

4711 iBuOCO- 2-òèåíèë EtCOO- 135-137

4720 iBuOCO- èçîáóòåíèë cproCOO- 150-153

4799 iBuOCO- öèêëîïðîïèë EtCOO- 144-148

4808 iBuOCO- öèêëîïðîïèë nPrCOO- 132-134

4834 iBuOCO- 3-òèåíèë nPrCOO- 131-133

4888 tC3H5CO- 3-ôóðèë EtCOO- 150-152

4919 tC3H5CO- 3-ôóðèë nPrCOO- 142-145

4944 tC3H5CO- 3-ôóðèë cproCOO- 174-176

5011 iBuOCO- 3-òèåíèë cproCOO- 154-156

5040 tC3H5CO- 3-òèåíèë cproCOO- 165-166

5065 iBuOCO- èçîáóòåíèë EtCOO- 130-132

5144 iBuOCO- èçîáóòåíèë nPrCOO- 129-130

5232 iBuOCO- öèêëîïðîïèë cproCOO- 137-139

5495 iBuOCO- 3-ôóðèë EtCOO-

6522 tAmOCO- 2-ôóðèë EtCOO- 141-143

Ïðèìåð 3
Ïî ìåòîäèêàì, îïèñàííûì â ïðèìåðå 1 è â êàêîì-ëèáî äðóãîì ìåñòå íàñòî ùåãî

èçîáðåòåíè , ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ñëêäóþùèå êîíêðåòíûå òàêñàíû, îòâå÷àþùèå
ñòðóêòóðíîé ôîðìóëå (14), ãäå R10 èìååò âûøåóêàçàííîå çíà÷åíèå, âêëþ÷à 
ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé R10aCOO- è R10a îçíà÷àåò (i) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé
(C2-C8)-àëêèë, òàêîé, êàê ýòèë, èëè ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé ïðîïèë,
áóòèë, ïåíòèë èëè ãåêñèë; (ii) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (C2-C8)-àëêåíèë, òàêîé, êàê
ýòåíèë èëè ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé ïðîïåíèë, áóòåíèë, ïåíòåíèë èëè
ãåêñåíèë; (iii) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé (Ñ2-Ñ8)-àëêèíèë, òàêîé, êàê ýòèíèë èëè
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé ïðîïèíèë, áóòèíèë, ïåíòèíèë èëè ãåêñèíèë; (iv) çàìåùåííûé
èëè íåçàìåùåííûé ôåíèë èëè (v) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé
îñòàòîê, òàêîé, êàê ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë. Çàìåñòèòåëè ìîãóò áûòü òàêèìè, êîòîðûå
óêàçàíû â êàêîì-ëèáî äðóãîì ìåñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè  äë  çàìåùåííîãî
óãëåâîäîðîäíîãî îñòàòêà. Ñîãëàñíî îäíîìó âàðèàíòó îñóùåñòâëåíè , R10 ìîæåò
ïðåäñòàâë òü ñîáîé R10aCOO-, ãäå R10a îçíà÷àåò ýòèë, ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè
öèêëè÷åñêèé ïðîïèë, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé ïðîïåíèë, èçîáóòåíèë, ôóðèë èëè
òèåíèë.
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X5 Õ3 R10

tBuOCO- 2-ôóðèë RaCOO-

tBuOCO- 3-ôóðèë RaCOO-

tBuOCO- 2-òèåíèë RaCOO-

tBuOCO- 3-òèåíèë RaCOO-

tBuOCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

tBuOCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-

tBuOCO- 4-ïèðèäèë RaCOO-

tBuOCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

tBuOCO- èçîïðîïèë RaCOO-

tBuOCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

tBuOCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

tBuOCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

tBuOCO- ôåíèë RaCOO-

áåíçîèë 2-ôóðèë RaCOO-

áåíçîèë 3-ôóðèë RaCOO-

áåíçîèë 2-òèåíèë RaCOO-

áåíçîèë 3-òèåíèë RaCOO-

áåíçîèë 2-ïèðèäèë RaCOO-

áåíçîèë 3-ïèðèäèë RaCOO-

áåíçîèë 4-ïèðèäèë RaCOO-

áåíçîèë èçîáóòåíèë RaCOO-

áåíçîèë èçîïðîïèë RaCOO-

áåíçîèë öèêëîïðîïèë RaCOO-

áåíçîèë öèêëîáóòèë RaCOO-

áåíçîèë öèêëîïåíòèë RaCOO-

áåíçîèë ôåíèë RaCOO-

2-FuCO- 2-ôóðèë RaCOO-

2-FuCO- 3-ôóðèë RaCOO-

2-FuCO- 2-òèåíèë RaCOO-

2-FuCO- 3-òèåíèë RaCOO-

2-FuCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

2-FuCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-

2-FuCO- 4-ëèðèäèë RaCOO-

2-FuCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

2-FuCO- èçîïðîïèë RaCOO-

2-FuCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

2-FuCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

2-FuCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

2-FuCO- ôåíèë RaCOO-

2-ThCO- 2-ôóðèë RaCOO-

2-ThCO- 3-ôóðèë RaCOO-

2-ThCO- 2-òèåíèë RaCOO-

2-ThCO- 3-òèåíèë RaCOO-

2-ThCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

2-ThCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-

2-ThCO- 4-ïèðèäèë RaCOO-

2-ThCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

2-ThCO- èçîïðîïèë RaCOO-

2-ThCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

2-ThCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

2-ThCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

2-ThCO- ôåíèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- 2-ôóðèë RaCOO-
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2-ÐóÑÎ- 3-ôóðèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- 2-òèåíèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- 3-òèåíèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- 2-ïèðèäèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- 3-ïèðèäèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- 4-ïèðèäèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- èçîáóòåíèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- èçîïðîïèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- öèêëîïðîïèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- öèêëîáóòèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- öèêëîïåíòèë RaCOO-

2-ÐóÑÎ- ôåíèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- 2-ôóðèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- 3-ôóðèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- 2-òàåíèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- 3-òèåíèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- 2-ïèðèäèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- 3-ïèðèäèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- 4-ïèðèäèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- èçîáóòåíèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- èçîïðîïèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- öèêëîïðîïèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- öèêëîáóòèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- öèêëîïåíòèë RaCOO-

3-ÐóÑÎ- ôåíèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- 2-ôóðèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- 3-ôóðèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- 2-òèåíèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- 3-òèåíèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- 2-ïèðèäèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- 3-ïèðèäèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- 4-ïèðèäèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- èçîáóòåíèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- èçîïðîïèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- öèêëîïðîïèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- öèêëîáóòèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- öèêëîïåíòèë RaCOO-

4-ÐóÑÎ- ôåíèë RaCOO-

C4H7CO- 2-ôóðèë RaCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- 3-ôóðèë RaCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- 2-òèåíèë RaCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- 3-òèåíèë RaCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- 2-ïèðèäèë RaCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- 3-ïèðèäèë RaCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- 4-ïèðèäèë RaCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- èçîáóòåíèë RaCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- èçîïðîïèë RaCOO-

C4H7O- öèêëîïðîïèë RaCOO-

C4H7O- öèêëîáóòèë RaCOO-

C4H7O- öèêëîïåíòèë RaCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- ôåíèë RaCOO-

EtOCO- 2-ôóðèë RaCOO-

EtOCO- 3-ôóðèë RaCOO-

EtOCO- 2-òèåíèë RaCOO-

EtOCO- 3-òàåíèë RaCOO-
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EtOCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

EtOCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-

EtOCO- 4-ïèðèäèë RaCOO-

EtOCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

EtOCO- èçîïðîïèë RaCOO-

EtOCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

EtOCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

EtOCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

ÅÞÑÎ- ôåíèë RaCOO-

ibueCO- 2-ôóðèë RaCOO-

ibueCO- 3-ôóðèë RaCOO-

ibueCO- 2-òèåíèë RaCOO-

ibueCO- 3-òèåíèë RaCOO-

ibueCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

ibueCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-

ibueCO- 4-ïèðèäèë RaCOO-

ibueCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

ibueCO- èçîïðîïèë RaCOO-

ibueCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

ibueCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

ibueCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

ibueCO- ôåíèë RaCOO-

IBuCO- 2-ôóðèë RaCOO-

IBuCO- 3-ôóðèë RaCOO-

IBuCO- 2-òèåíèë RaCOO-

IBuCO- 3-òèåíèë RaCOO-

IBuCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

IBuCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-

IBuCO- 4-ïèðèäèë RaCOO-

IBuCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

IBuCO- èçîïðîïèë RaCOO-

IBuCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

IBuCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

IBuCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

IBuCO- ôåíèë RaCOO-

iBuOCO- 2-ôóðèë RaCOO-

iBuOCO- 3-ôóðèë RaCOO-

iBuOCO- 2-òèåíèë RaCOO-

iBuOCO- 3-òèåíèë RaCOO-

iBuOCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

iBuOCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-

iBuOCO- 4-ïèðèäèë RaCOO-

iBuOCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

iBuOCO- èçîïðîïèë RaCOO-

iBuOCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

iBuOCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

iBuOCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

IBuCO- ôåíèë RaCOO-

1ÐÞÑÎ- 2-ôóðèë RaCOO-

iPrOCO- 3-ôóðèë RaCOO-

iPrOCO- 2-òèåíèë RaCOO-

iPrOCO- 3-òèåíèë RaCOO-

iPrOCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

iPrOCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-
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iPrOCO- 4-ïèðèäèë RaCOO-

iPrOCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

iPrOCO- èçîïðîïèë RaCOO-

iPrOCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

iPrOCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

iPrOCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

iPrOCO- ôåíèë RaCOO-

nPrOCO- 2-ôóðèë RaCOO-

nPrOCO- 3-ôóðèë RaCOO-

nPrOCO- 2-òèåíèë RaCOO-

nPrOCO- 3-òàåíèë RaCOO-

nPrOCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

nPrOCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-

nPrOCO- 4-ïèðèäèë RaCOO-

nPrOCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

nPrOCO- èçîïðîïèë RaCOO-

nPrOCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

nPrOCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

nPrOCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

nPrOCO- ôåíèë RaCOO-

nPrCO- 2-ôóðèë RaCOO-

nPrCO- 3-ôóðèë RaCOO-

nPrCO- 2-òèåíèë RaCOO-

nPrCO- 3-òèåíèë RaCOO-

nPrCO- 2-ïèðèäèë RaCOO-

nPrCO- 3-ïèðèäèë RaCOO-

nPrCO- 4-ïèðèäèë RaCOO-

nPrCO- èçîáóòåíèë RaCOO-

nPrCO- èçîïðîïèë RaCOO-

nPrCO- öèêëîïðîïèë RaCOO-

nPrCO- öèêëîáóòèë RaCOO-

nPrCO- öèêëîïåíòèë RaCOO-

nPrOCO- ôåíèë RaCOO-

tBuOCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

áåíçîèë öèêëîïåíòèë EtCOO-

2-FuCO- 3-ôóðèë EtCOO-

2-FuCO- 3-òèåíèë EtCOO-

2-FuCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

2-FuCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

2-FuCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

2-FuCO- èçîáóòåíèë EtCOO-

2-FuCO- èçîïðîïèë EtCOO-

2-FuCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

2-FuCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

2-FuCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

2-FuCO- ôåíèë EtCOO-

2-ThCO- 3-ôóðèë EtCOO-

2-ThCO- 3-òèåíèë EtCOO-

2-ThCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

2-ThCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

2-ThCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

2-ThCO- èçîáóòåíèë EtCOO-

2-ThCO- èçîïðîïèë EtCOO-

2-ThCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

2-ThCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

2-ThCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-
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2-ThCO- ôåíèë EtCOO-

2-PyCO- 2-ôóðèë EtCOO-

2-PyCO- 3-ôóðèë EtCOO-

2-PyCO- 2-òèåíèë EtCOO-

2-PyCO- 3-òèåíèë EtCOO-

2-PyCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

2-PyCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

2-PyCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

2-PyCO- èçîáóòåíèë EtCOO-

2-PyCO- èçîïðîïèë EtCOO-

2-PyCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

2-PyCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

2-PyCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

2-PyCO- ôåíèë EtCOO-

3-PyCO- 2-ôóðèë EtCOO-

3-PyCO- 3-ôóðèë EtCOO-

3-PyCO- 3-òèåíèë EtCOO-

3-PyCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

3-PyCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

3-ÐóÑÎ- 4-ïèðèäèë EtOOO-

3-ÐóÑÎ- èçîáóòåíèë EtCOO-

3-ÐóÑÎ- èçîïðîïèë EtCOO-

3-ÐóÑÎ- öèêëîïðîïèë EtCOO-

3-ÐóÑÎ- öèêëîáóòèë EtCOO-

3-ÐóÑÎ- öèêëîïåíòèë EtCOO-

3-ÐóÑÎ- ôåíèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- 2-ôóðèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- 3-ôóðèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- 3-òèåíèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- 2-ïèðèäèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- 3-ïèðèäèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- 4-ïèðèäèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- èçîáóòåíèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- èçîïðîïèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- öèêëîïðîïèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- öèêëîáóòèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- öèêëîïåíòèë EtCOO-

4-ÐóÑÎ- ôåíèë EtCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- 3-ôóðèë EtCOO-

Ñ4Í7ÑÎ- 3-òèåíèë EtCOO-

Ñ4H7CO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

Ñ4H7CO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

Ñ4H7CO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

Ñ4H7CO- èçîáóòåíèë EtCOO-

Ñ4H7CO- èçîïðîïèë EtCOO-

Ñ4H7CO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

Ñ4H7CO- öèêëîáóòèë EtCOO-

Ñ4H7CO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

Ñ4H7CO- ôåíèë EtCOO-

EtOCO- 3-ôóðèë EtCOO-

EtOCO- 3-òèåíèë EtCOO-

EtOCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

EtOCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

EtOCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

EtOCO- èçîáóòåíèë EtCOO-

EtOCO- èçîïðîïèë EtCOO-

EtOCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

EtOCO- öèêëîáóòèë EtCOO-
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EtOCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

EtOCO- ôåíèë EtCOO-

ibueCO- 2-ôóðèë EtCOO-

ibueCO- 3-ôóðèë EtCOO-

ibueCO- 3-òèåíèë EtCOO-

ibueCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

ibueCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

ibueCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

ibueCO- èçîáóòåíèë EtCOO-

ibueCO- èçîïðîïèë EtCOO-

ibueCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

ibueCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

ibueCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

ibueCO- ôåíèë EtCOO-

IBuCO- 2-ôóðèë EtCOO-

IBuCO- 3-ôóðèë EtCOO-

IBuCO- 2-òèåíèë EtCOO-

IBuCO- 3-òèåíèë EtCOO-

IBuCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

IBuCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

IBuCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

IBuCO- èçîáóòåíèë EtCOO-

IBuCO- èçîïðîïèë EtCOO-

IBuCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

IBuCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

IBuCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

IBuCO- ôåíèë EtCOO-

iBuOCO- 2-ôóðèë EtCOO-

iBuOCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

iBuOCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

iBuOCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

iBuOCO- èçîïðîïèë EtCOO-

iBuOCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

iBuOCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

IBuCO- ôåíèë EtCOO-

iPrOCO- 3-ôóðèë EtCOO-

iPrOCO- 3-òèåíèë EtCOO-

iPrOCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

iPrOCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

iPrOCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

iPrOCO- èçîáóòåíèë EtCOO-

iPrOCO- èçîïðîïèë EtCOO-

iPrOCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

iPrOCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

iPrOCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

iPrOCO- ôåíèë EtCOO-

nPrOCO- 2-ôóðèë EtCOO-

nPrOCO- 3-ôóðèë EtCOO-

nPrOCO- 2-òèåíèë EtCOO-

nPrOCO- 3-òèåíèë EtCOO-

nPrOCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

nPrOCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

nPrOCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

nPrOCO- èçîáóòåíèë EtCOO-

nPrOCO- èçîïðîïèë EtCOO-

nPrOCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

nPrOCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

nPrOCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

nPrOCO- ôåíèë EtCOO-
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NPrCO- 3-ôóðèë EtCOO-

NPrCO- 3-òèåíèë EtCOO-

NPrCO- 2-ïèðèäèë EtCOO-

NPrCO- 3-ïèðèäèë EtCOO-

NPrCO- 4-ïèðèäèë EtCOO-

NPrCO- èçîáóòåíèë EtCOO-

NPrCO- èçîïðîïèë EtCOO-

NPrCO- öèêëîïðîïèë EtCOO-

NPrCO- öèêëîáóòèë EtCOO-

NPrCO- öèêëîïåíòèë EtCOO-

nPrOCO- ôåíèë EtCOO-

Ïðèìåð 4
Ïî ìåòîäèêàì, îïèñàííûì â ïðèìåðå 1 è â êàêîì-ëèáî äðóãîì ìåñòå íàñòî ùåãî

îïèñàíè , ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ñëåäóþùèå êîíêðåòíûå òàêñàíû, îòâå÷àþùèå ñòðóêòóðíîé
ôîðìóëå (15), ãäå R7 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó è R10 â êàæäîé èç ãðóïï (òî åñòü, êàæäîé
èç ãðóïï ñîåäèíåíèé îò «À» äî «Ê») èìååò âûøåóêàçàííîå çíà÷åíèå, âêëþ÷à 
ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé R10aCOO- è R10a îçíà÷àåò (i) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé,
ïðåäïî÷òèòåëüíî íåçàìåùåííûé, (Ñ2-Ñ8)-àëêèë (ëèíåéíûé, ðàçâåòâëåííûé èëè
öèêëè÷åñêèé), òàêîé, êàê ýòèë, ïðîïèë, áóòèë, ïåíòèë èëè ãåêñèë; (ii) çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé, ïðåäïî÷òèòåëüíî íåçàìåùåííûé, (Ñ2-Ñ8)-àëêåíèë (ëèíåéíûé,
ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé) òàêîé, êàê ýòåíèë, ïðîïåíèë, áóòåíèë, ïåíòåíèë èëè
ãåêñåíèë; (iii) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé, ïðåäïî÷òèòåëüíî íåçàìåùåííûé, (Ñ2-Ñ8)-
àëêèíèë (ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé), òàêîé, êàê ýòèíèë, ïðîïèíèë, áóòèíèë, ïåíòèíèë
èëè ãåêñèíèë; (iv) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé, ïðåäïî÷òèòåëüíî íåçàìåùåííûé,
ôåíèë èëè (v) çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé, ïðåäïî÷òèòåëüíî íåçàìåùåííûé,
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé îñòàòîê, òàêîé, êàê ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë.

Â ãðóïïå ñîåäèíåíèé «À» Õ10  âë åòñ  òàêèì, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî äðóãîì ìåñòå
íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé
çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë; Õ10 îçíà÷àåò çàìåùåííûé
èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-
áóòèë) è R7 è R10, êàæäûé, èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Â ãðóïïå ñîåäèíåíèé «Â» Õ10 è R2a  âë þòñ  òàêèìè, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî äðóãîì
ìåñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë; Õ10 ïðåäïî÷òèòåëüíî
îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé
àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-áóòèë); R2a ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë; è R7 è R10, êàæäûé,
èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Â ãðóïïå ñîåäèíåíèé «Ñ» Õ10 è R9a  âë þòñ  òàêèìè, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî äðóãîì
ìåñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë; Õ10 ïðåäïî÷òèòåëüíî
îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé
àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-áóòèë); R9a ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë; è R7, R9 è R10, êàæäûé,
èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Â ãðóïïàõ ñîåäèíåíèé «D» è «Å» Õ10  âë åòñ  òàêèì, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî äðóãîì
ìåñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë; Õ10 ïðåäïî÷òèòåëüíî
îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé
àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-áóòèë); è R7, R9 (òîëüêî â ãðóïïå D) è R10, êàæäûé, èìåþò
ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Â ãðóïïå ñîåäèíåíèé «F» Õ10, R2a è R9a  âë þòñ  òàêèìè, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî
äðóãîì ìåñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî
ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë;
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Õ 10 ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë,
ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-áóòèë); R2a ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò
çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë;
è R7, R9 è R10, êàæäûé, èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Â ãðóïïå ñîåäèíåíèé «G» Õ10 è R2a  âë þòñ  òàêèìè, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî äðóãîì
ìåñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë; Õ10 ïðåäïî÷òèòåëüíî
îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé
àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-áóòèë); R2a ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë; è R7, R9 è R10, êàæäûé,
èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Â ãðóïïå ñîåäèíåíèé «Í» Õ10  âë åòñ  òàêèì, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî äðóãîì ìåñòå
íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé
çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë; Õ10 ïðåäïî÷òèòåëüíî
îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé
àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-áóòèë), R2a ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë è R7 è R10, êàæäûé,
èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Â ãðóïïå ñîåäèíåíèé «I» Õ10 è R2a  âë þòñ  òàêèìè, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî äðóãîì
ìåñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë; Õ10 ïðåäïî÷òèòåëüíî
îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé
àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-áóòèë); R2a ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë; è R7 è R10, êàæäûé,
èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Â ãðóïïå ñîåäèíåíèé «J» Õ10 è R2a  âë þòñ  òàêèìè, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî äðóãîì
ìåñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë; Õ10 ïðåäïî÷òèòåëüíî
îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé
àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-áóòèë); R2a ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè
íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë; è R7, R9 è R10, êàæäûé,
èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Â ãðóïïå ñîåäèíåíèé «K» Õ10, R2a è R9a  âë þòñ  òàêèìè, êàê óêàçàíî â êàêîì-ëèáî
äðóãîì ìåñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè . Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê ïðåäïî÷òèòåëüíî
ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë èëè ïèðèäèë;
Õ 10 ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë,
ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë (íàïðèìåð, òðåò-áóòèë); R2a ïðåäïî÷òèòåëüíî îçíà÷àåò
çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôóðèë, òèåíèë, ïèðèäèë, ôåíèë èëè íèçøèé àëêèë;
è R7, R9 è R10, êàæäûé, èìåþò ïðîñòðàíñòâåííóþ áåòà-êîíôèãóðàöèþ.

Ëþáûìè çàìåñòèòåë ìè êàæäîãî èç ðàäèêàëîâ Õ3, X5, R2, R9, R10 ìîãóò áûòü
óãëåâîäîðîäíûå îñòàòêè èëè ëþáûå èç ñîäåðæàùèõ ãåòåðîàòîì çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ
èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî îñòàòêà, àëêîêñèëà, àëêåíîêñè-, àëêèíîêñè-
, àðèëîêñèãðóïïû; ãèäðîêñèëà; çàùèùåííîãî ãèäðîêñèëà; êåòî-, àöèëîêñè-, íèòðî-, àìèíî-
, àìèäîãðóïïû; òèîëüíîé, êåòàëüíîé, àöåòàëüíîé, ñëîæíîýôèðíîé èëè ïðîñòîé ýôèðíîé
ãðóïïû, íî íå ñîäåðæàùèõ ôîñôîðà.
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Ãðóïïà X5 X3 R10 R2 R9 R14

A1 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- O Í

A2 -ÑÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- O Í

A3 -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- Î Í

A4 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- Î Í

A5 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- Î Í

A6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- Î Í

A7 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- Î Í

A8 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- Î Í

A9 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- Î Í

A10 -COOX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- Î Í

ÀÍ -COX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- Î Í

A12 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé C2-C8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- Î Í

Â1 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- Î Í

Â2 -COX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- Î Í

Â3 -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- Î Í

Â4 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- Î Í

Â5 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- O H

Â6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- O H

Â7 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- O H

Â8 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- O H

Â9 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- Î H

Â10 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- Î H

Â11 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- Î H

Â12 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- Î H

Ñ1 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèå îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- R9aqCOO- H

Ñ2 -ÑÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- R9aCOO- H

ÑÇ -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèå îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- R9aCOO- H

Ñ4 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- R9aCOO- H

Ñ5 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- R9aCOO- H

Ñ6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- R9aCOO- H

Ñ7 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- R9aCOO- H

Ñ8 -COX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- R9aCOO- H

Ñ9 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- R9aCOO- H

Ñ10 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- R9aÑÎÎ- H

Ñ11 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- R9aCOO- H

Ñ12 -ÑÎÌÍÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- R9aCOO- H

D1 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- OH H

D2 -ÑÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- OH H

D3 -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- OH H

D4 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- OH H

D5 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- OH H

D6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- OH H

D7 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- OH H

D8 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- OH H

D9 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- OH H

D10 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- OH H

D11 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- OH H

D12 -ÑÎÌÍÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé C2-C8 àëêèíèë R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- OH H

Å1 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- O ÎÍ

Å2 -ÑÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- Ñ6Í5 ÑÎÎ- O ÎÍ
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ÅÇ -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- O ÎÍ

Å4 -COOX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- O ÎÍ

Å5 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- O ÎÍ

Å6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- O ÎÍ

Å7 -COOX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé C2-C8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- O ÎÍ

Å8 -COX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- Î ÎÍ

Å9 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-C8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- Î ÎÍ

Å10 -COOX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- Î ÎÍ

E11 -COX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- Î ÎÍ

Å12 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- Î ÎÍ

F1 -COOX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- Í

F2 -COX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- Í

F3 -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- Í

F4 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- Í

F5 -COX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- R9aÑÎÎ- Í

F6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
C2-C8 àëêèë

R10aCOO- R2aCQO- R9aCOO. H

F7 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-C8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- H

F8 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aÑÎÎ- R2aCOO- R9aCOO- H

F9 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- H

F10 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- H

F11 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé C2-C8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- H

F12 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- H

G1 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- OH H

G2 -ÑÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- OH H

G3 -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- OH H

G4 -COOX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- OH H

G5 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- OH H

G6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- OH H

G7 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aÑÎÎ- OH H

G8 -COX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- OH H

G9 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- OH H

G10 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- OH Í

G11 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- OH Í

G12 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- OH Í

H1 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- OH ÎÍ

Í2 -ÑÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- Ñ6Í5ÑÎÎ- OH ÎÍ

Í3 -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

Í4 -COOX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

Í5 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

Í6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

Í7 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé C2-C8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

Í8 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

Í9 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

Í10 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

Í11 -COX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé C2-C8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

Í12 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- C6H5COO- OH ÎÍ

11 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèå îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

12 -ÑÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

13 -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

14 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

15 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ
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16 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

17 -COOX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-C8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

18 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

19 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

L10 -COOX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

L11 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- O ÎÍ

l12 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- Î ÎÍ

J1 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèå îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- ÎÍ ÎÍ

J2 -ÑÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- ÎÍ ÎÍ

J3 -ÑÎÌÍÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- ÎÍ ÎÍ

J4 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- ÎÍ ÎÍ

J5 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- ÎÍ ÎÍ

J6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- ÎÍ ÎÍ

J7 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- OH OH

J8 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- OH OH

J9 -ÑÎÌÍÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- OH OH

J10 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- OH OH

J11 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- OH OH

J12 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- OH OH

Ê1 -ÑÎÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê2 -ÑÎÕ10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê3 -CONHX10 ãåòåðîöèêëè÷åñêèé îñòàòîê R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê4 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê5 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê6 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê7 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê8 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê9 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêåíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê10 -ÑÎÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- OH

Ê11 -ÑÎÕ10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- ÎÍ

Ê12 -CONHX10 íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ2-Ñ8 àëêèíèë R10aCOO- R2aCOO- R9aCOO- ÎÍ

Ïðèìåð 5
Öèòîòîêñè÷íîñòü in vitro, îïðåäåë åìà  ïóòåì àíàëèçà îáðàçîâàíè  êîëîíèè êëåòîê
×åòûðåñòà êëåòîê (ÍÑÒ116) ïîìåùàëè â ÷àøêè Ïåòðè äèàìåòðîì 60 ìì, ñîäåðæàùèå 2,7

ìë ñðåäû (ìîäèôèöèðîâàííà  ñðåäà Ìàê-Êî  5à, ñîäåðæàùà  10% ôåòàëüíîé òåë ÷üåé
ñûâîðîòêè è 100 åäèíèö/ìë ïåíèöèëëèíà è 100 ã/ìë ñòðåïòîìèöèíà). Êëåòêè èíêóáèðîâàëè
â èíêóáàòîðå ñ àòìîñôåðîé CO2 ïðè òåìïåðàòóðå 37°Ñ â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ äë 
ïðèêðåïëåíè  ê äíó ÷àøåê Ïåòðè. Èäåíòèôèöèðîâàííûå â ïðèìåðå 2 ñîåäèíåíè  áûëè
ñâåæåïðèãîòîâëåíû â ñðåäå â äåñ òèêðàòíîé ïî îòíîøåíèþ ê êîíå÷íîé êîíöåíòðàöèè, è
çàòåì 0,3 ìë ýòîãî èñõîäíîãî ðàñòâîðà äîáàâë ëè ê 2,7 ìë ñðåäû â ÷àøêå. Êëåòêè çàòåì
èíêóáèðîâàëè ñ ëåêàðñòâåííûìè ñðåäñòâàìè â òå÷åíèå 72 ÷àñîâ ïðè òåìïåðàòóðå 37°Ñ. Ïî
îêîí÷àíèè èíêóáàöèè ñîäåðæàùèå ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî ñðåäû äåêàíòèðîâàëè, ÷àøêè
ïðîìûâàëè 4 ìë ñáàëàíñèðîâàííîãî ñîëåâîãî ðàñòâîðà Õåíêà (HBSS), äîáàâë ëè 5 ìë
ñâåæåé ñðåäû, è ÷àøêè ñíîâà ïîìåùàëè â èíêóáàòîð äë  îáðàçîâàíè  êîëîíèè. Ïîñëå
èíêóáàöèè â òå÷åíèå 7 äíåé ïîäñ÷èòûâàëè êîëîíèè êëåòîê ïðè èñïîëüçîâàíèè ñ÷åò÷èêà
êîëîíèé. Ïîäñ÷èòûâàëè âûæèâøèå êëåòêè è äë  êàæäîãî òåñòèðóåìîãî ñîåäèíåíè 
îïðåäåë ëè çíà÷åíè  ID50 (êîíöåíòðàöè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà, âûçûâàþùà  50%-íîå
èíãèáèðîâàíèå îáðàçîâàíè  êîëîíèè).
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Ïðèìåð 6
Ïðèãîòîâëåíèå ðàñòâîðîâ äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè 
Ðàñòâîð 1
Ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå 0499 ðàñòâîð ëè â ýòàíîëå ñ ïîëó÷åíèåì ðàñòâîðà,

ñîäåðæàùåãî 106 ìã ñîåäèíåíè  íà ìë ðàñòâîðà. Ê ðàñòâîðó ïðè ïåðåìåøèâàíèè
äîáàâë ëè ðàâíûé îáúåì ðàñòâîðà Cremophor® EL, ïîëó÷à  ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé 53 ìã
ñîåäèíåíè  0499 íà ìë ðàñòâîðà. Ýòîò ðàñòâîð ðàçâîäèëè, èñïîëüçó  9 ìàñ. ÷àñòåé
ôèçèîëîãè÷åñêîãî ðàñòâîðà, ïîëó÷à  ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé ðàñòâîð äë  ââåäåíè 
ïàöèåíòó.
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Ðàñòâîð 2
Ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå 0550 ðàñòâîð ëè â ýòàíîëå ñ ïîëó÷åíèåì ðàñòâîðà,

ñîäåðæàùåãî 140 ìã ñîåäèíåíè  íà ìë ðàñòâîðà. Ê ðàñòâîðó ïðè ïåðåìåøèâàíèè
äîáàâë ëè ðàâíûé îáúåì ðàñòâîðà Cremophor® EL, ïîëó÷à  ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé 70 ìã
ñîåäèíåíè  0550 íà ìë ðàñòâîðà. Ýòîò ðàñòâîð ðàçâîäèëè, èñïîëüçó  9 ìàñ. ÷àñòåé
ôèçèîëîãè÷åñêîãî ðàñòâîðà, ïîëó÷à  ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé ðàñòâîð äë  ââåäåíè 
ïàöèåíòó.

Ðàñòâîð 3
Ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå 0611 ðàñòâîð ëè â ýòàíîëå ñ ïîëó÷åíèåì ðàñòâîðà,

ñîäåðæàùåãî 150 ìã ñîåäèíåíè  íà ìë ðàñòâîðà. Ê ðàñòâîðó ïðè ïåðåìåøèâàíèè
äîáàâë ëè ðàâíûé îáúåì ðàñòâîðà Cremophor® EL, ïîëó÷à  ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé 75 ìã
ñîåäèíåíè  0611 íà ìë ðàñòâîðà. Ýòîò ðàñòâîð ðàçâîäèëè, èñïîëüçó  9 ìàñ. ÷àñòåé
ôèçèîëîãè÷åñêîãî ðàñòâîðà, ïîëó÷à  ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé ðàñòâîð äë  ââåäåíè 
ïàöèåíòó.

Ðàñòâîð 4
Ïðîòèâîîïóõîëåâîå ñîåäèíåíèå 0748 ðàñòâîð ëè â ýòàíîëå ñ ïîëó÷åíèåì ðàñòâîðà,

ñîäåðæàùåãî 266 ìã ñîåäèíåíè  íà ìë ðàñòâîðà. Ê ðàñòâîðó ïðè ïåðåìåøèâàíèè
äîáàâë ëè ðàâíûé îáúåì ðàñòâîðà Cremophor® EL, ïîëó÷à  ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé 133 ìã
ñîåäèíåíè  0748 íà ìë ðàñòâîðà. Ýòîò ðàñòâîð ðàçâîäèëè, èñïîëüçó  9 ìàñ. ÷àñòåé
ôèçèîëîãè÷åñêîãî ðàñòâîðà, ïîëó÷à  ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé ðàñòâîð äë  ââåäåíè 
ïàöèåíòó.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Òàêñàí ôîðìóëû

ãäå R2 îçíà÷àåò áåíçîèëîêñèãðóïïó;
R7 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó;
R9 îçíà÷àåò êåòîãðóïïó;
R10 îçíà÷àåò R10aCOO-;
R10a îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë, (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë èëè 5-6-÷ëåííóþ

ãåòåðîàðîìàòè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç O, S èëè N;
R14 îçíà÷àåò âîäîðîä;
Õ3 îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë, (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë, ôåíèë, íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííûé NO2, èëè 5-6-÷ëåííóþ ãåòåðîàðîìàòè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç O, S èëè N;

Õ5 îçíà÷àåò -COX10 èëè -COOX10;
X10 îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë, (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë, ôåíèë èëè 5-6-÷ëåííóþ

ãåòåðîàðîìàòè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç O, S èëè N;
Àñ îçíà÷àåò àöåòèë.
2. Òàêñàí ïî ï.1, ãäå R10a îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë.
3. Òàêñàí ïî ï.1, ãäå R10a îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë.
4. Òàêñàí ïî ï.1, ãäå R10a îçíà÷àåò ýòèë.
5. Òàêñàí ïî ï.4, ãäå Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
6. Òàêñàí ïî ëþáîìó èç ïï.1-5, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë, 3-ôóðèë, 2-òèåíèë, 3-òèåíèë,

2-ïèðèäèë, 3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë.
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7. Òàêñàí ïî ëþáîìó èç ïï.1-4, ãäå Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è X10 îçíà÷àåò ôåíèë, 2-ôóðèë, 3-
ôóðèë, 2-òèåíèë, 3-òèåíèë, 2-ïèðèäèë, 3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-
àëêåíèë, èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë.

8. Òàêñàí ïî ëþáîìó èç ïï.1-4, ãäå Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë
èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

9. Òàêñàí ïî ï.5, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë èëè òèåíèë.
10. Òàêñàí ïî ï.5, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë.
11. Òàêñàí ïî ï.5, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-òèåíèë.
12. Òàêñàí ïî ï.5, ãäå Õ3 îçíà÷àåò (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë.
13. Òàêñàí ôîðìóëû

ãäå R2 îçíà÷àåò áåíçîèëîêñèãðóïïó;
R7 îçíà÷àåò ãèäðîêñèãðóïïó;
R10 îçíà÷àåò R10aCOO-;
Õ3 îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë, (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë, ôåíèë, íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííûé íèòðîãðóïïîé, èëè 5-6-÷ëåííóþ ãåòåðîàðîìàòè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ
ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç  O, S èëè N;

Õ5 îçíà÷àåò -COX10 èëè -COOX10;
Õ10 îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë, (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë, ôåíèë èëè 5-6-÷ëåííóþ

ãåòåðîàðîìàòè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç O, S èëè N;
R10a îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë, (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë èëè 5-6-÷ëåííóþ

ãåòåðîàðîìàòè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç O, S èëè N; è
Àñ îçíà÷àåò àöåòèë.
14. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë, 3-ôóðèë, 2-òèåíèë, 3-òèåíèë, 2-ïèðèäèë,

3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë.
15. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë èëè òèåíèë.
16. Òàêñàí ïî ï.14, ãäå Õ3 îçíà÷àåò (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë.
17. Òàêñàí ïî ï.14, ãäå Õ3 îçíà÷àåò èçîáóòåíèë.
18. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå R10a îçíà÷àåò ýòèë èëè ïðîïèë.
19. Òàêñàí ïî ï.18, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë, 3-ôóðèë, 2-òèåíèë, 3-òèåíèë, 2-ïèðèäèë,

3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë.
20. Òàêñàí ïî ï.18, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë èëè òèåíèë.
21. Òàêñàí ïî ï.18, ãäå Õ3 îçíà÷àåò (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë.
22. Òàêñàí ïî ï.18, ãäå Õ3 îçíà÷àåò èçîáóòåíèë.
23. Òàêñàí ïî ëþáîìó èç ïï.13-22, ãäå Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë, 2-

ôóðèë, 3-ôóðèë, 2-òèåíèë, 3-òèåíèë, 2-ïèðèäèë, 3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè
(Ñ 2-Ñ6)-àëêåíèë èëè X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë.

24. Òàêñàí ïî ëþáîìó èç ïï.13-22, ãäå Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë,
èëè X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

25. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë èëè òèåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë è X5 îçíà÷àåò
-COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

26. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë
è Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-
áóòèë.

27. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò òèåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë
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è Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-
áóòèë.

28. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò èçîáóòåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë è X5 îçíà÷àåò -
COX 10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë èëè X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

29. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë
è Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-
áóòèë.

30. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë èëè 2-òèåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë
è Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

31. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë
è X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

32. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-òèåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë
è X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

33. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò èçîáóòåíèë, Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò
òðåò-áóòèë.

34. Òàêñàí ïî ï.13, ãäå Õ3 îçíà÷àåò (Ñ3-Ñ6)-öèêëîàëêèë, R10a îçíà÷àåò
ýòèë, X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

35. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , îáëàäàþùà  ïðîòèâîîïóõîëåâîé àêòèâíîñòüþ,
ñîäåðæàùà  òàêñàí ïî ï.1 è, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé
íîñèòåëü.

36. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.35 äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè .
37. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.35 è 36, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë, 3-

ôóðèë, 2-òèåíèë, 3-òèåíèë, 2-ïèðèäèë, 3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-
àëêåíèë.

38. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.35 è 37, ãäå R10a îçíà÷àåò ýòèë èëè
ïðîïèë.

39. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.38, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë, 3-ôóðèë, 2-
òèåíèë, 3-òèåíèë, 2-ïèðèäèë, 3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë.

40. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.37 è 39,
ãäå X5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë, 2-ôóðèë, 3-ôóðèë, 2-òèåíèë, 3-òèåíèë, 2-
ïèðèäèë, 3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë,
èëè X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë.

41. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ëþáîìó èç ïï.37-39,
ãäå Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë èëè X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò
òðåò-áóòèë.

42. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë èëè
òèåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë è X5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë,
èëè X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

43. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë, R10à îçíà÷àåò ýòèë è
Õ5 îçíà÷àåò - COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë, èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-
áóòèë.

44. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ3 îçíà÷àåò òèåíèë, R10à îçíà÷àåò ýòèë
è Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë, èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-
áóòèë.

45. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ3 îçíà÷àåò èçîáóòåíèë, R10a îçíà÷àåò
ýòèë è Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë, èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò
òðåò-áóòèë.

46. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ3 îçíà÷àåò (Ñ2-Ñ6)-àëêèë, R10a îçíà÷àåò
ýòèë è Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë, èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò
òðåò-áóòèë.

47. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë èëè 2-
òèåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë è Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.

48. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ2 îçíà÷àåò 2-ôóðèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë
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è Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
49. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-òèåíèë, R10a îçíà÷àåò

ýòèë, Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
50. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ3 îçíà÷àåò

èçîáóòåíèë, Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
51. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.37, ãäå Õ3 îçíà÷àåò (Ñ3-Ñ6)-

öèêëîàëêèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë, Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
52. Êîìïîçèöè  ïî ï.38, ãäå Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë,

èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
53. Êîìïîçèöè  ïî ï.52, ãäå Õ3 îçíà÷àåò èçîáóòåíèë, R10a îçíà÷àåò

ýòèë, Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
54. Êîìïîçèöè  ïî ï.52, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôåíèë, R10à îçíà÷àåò ýòèë

è Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
55. Êîìïîçèöè  ïî ï.52, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë èëè òèåíèë, R10à îçíà÷àåò ýòèë,

è Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
56. Êîìïîçèöè  ïî ï.52, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë.
57. Êîìïîçèöè  ïî ï.52, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôåíèë, R10à îçíà÷àåò ýòèë

è Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë.
58. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , îáëàäàþùà  ïðîòèâîîïóõîëåâîé àêòèâíîñòüþ,

ñîäåðæàùà  òàêñàí ïî ï.13 è, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé
íîñèòåëü.

59. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî ï.58, âêëþ÷àþùà  òàêñàí ïî ï.15.
60. Ñïîñîá èíãèáèðîâàíè  ðîñòà îïóõîëè ó ìëåêîïèòàþùåãî, âêëþ÷àþùèé ïåðîðàëüíîå

ââåäåíèå òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè,
ñîäåðæàùåé òàêñàí ïî ï.1 è, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé
íîñèòåëü.

61. Ñïîñîá ïî ï.60, ãäå Õ3 îçíà÷àåò 2-ôóðèë, 3-ôóðèë, 2-òèåíèë, 3-òèåíèë, 2-ïèðèäèë,
3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, (Ñ2-Ñ6)-àëêèë èëè (Ñ2-Ñ6)-àëêåíèë.

62. Ñïîñîá ïî ï.61, ãäå R10a îçíà÷àåò ýòèë èëè ïðîïèë.
63. Ñïîñîá ïî ï.62, ãäå Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë

èëè Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
64. Ñïîñîá ïî ï.63, ãäå Õ3 îçíà÷àåò èçîáóòåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë

è X5 îçíà÷àåò -COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
65. Ñïîñîá ïî ï.63, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë è Õ5 îçíà÷àåò -COOX10 è

Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
66. Ñïîñîá ïî ï.63, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë èëè òèåíèë, R10a îçíà÷àåò ýòèë è Õ5 îçíà÷àåò

-COOX10 è Õ10 îçíà÷àåò òðåò-áóòèë.
67. Ñïîñîá ïî ï.66, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôóðèë.
68. Ñïîñîá ïî ï.63, ãäå Õ3 îçíà÷àåò ôåíèë, R10à îçíà÷àåò ýòèë

è Õ5 îçíà÷àåò -COX10 è Õ10 îçíà÷àåò ôåíèë.
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