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(57) 1 Сполука формули (І) або формули (II)
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(І),

(II),

у якій =Х представляє собою групу =NR3, =0 або
електронну пару,
R1 представляє собою алкіл С1-С6, циклоалкіл
СЗ-С6 або (циклоалкіл) алкіл С4-С8, кожний з яких
необов'язково заміщений одним або декількома
атомами галогену,
R2 та R3 незалежно вибирають з атома водню,
алкілу С1-С6, галоідалкілу С1-С6, COR4 S(O)pR4
ціано-, нітро-, COOR4, CONR4 R5, -С(О) SR4, -
C(S) OR4, - SO2 NR4R5, - P(O)q (R4) (R5), - P(O)q
(OR4) (R5 ), -P(O)q (OR4) (R5), C=(NR4) NR5 R6,
CH=NR4, C=(NR4) (OR5), С (S) N (R4) (R5), C(O)
C(O) R4, C(O) C(O) OR4, C(O)C(O) NR4 R5, та
CONR4 SO2 R5,
m дорівнює 1 або 2,
p дорівнює 1 або 2,
q дорівнює 0 або 1

R4, R5 та R6 незалежно вибирають з атома вод-
ню, нітро-, ціано-, групи СНО, R14, фенілу, необо-
в'язково заміщеного однією або декількома група-
ми R14, атомом галогену, нітро-, ціано-, OR14,

SR14, COR14, COOR14 або OR14, атому галогену,
COR14, COOR14, групи СНО та пдроксила,
Q являє собою Q-l, Q-2 або Q-3, які приведені ни-
жче

Аг

Q-1

Хі'
N В 9

Аг

Q-2

Q-3

R7 являє собою атом водню, ціано-, нітро-, алкіл
С1-С4 галоідалкіл С1-С4, атом галогену, СНО або
COR20,
R8 є атомом водню, атомом галогену, ціано-,
S (O)pR14, OR4, NR16R17, N(R16)CON(R17) (R18),
N3 або NH(C1-C5) алкілом, що заміщений однією
або декількома групами гідроксилу, ціано-, нітро-,
OR14, S(O)p R14, COOR14 або CON (R16) (R 17),
R9 та R11 незалежно вибирають з атома водню,
атома галогену, OR14, SR14Ta R14,
R10 є ціаногрупою,
R12 являє собою атом водню, атом галогену, R14,
OR14, S(O)pR14
або
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R13 являє собою атом водню, атом галогену або
R14,
Аг являє собою феніл, що необов'язково містить
один або декілька замісників, що вибрані з групи,
яка складається з атома галогену, R15, OR15, SF5
та S(O)pR15, або Аг представляє собою 2-піридил,
що необов'язково містить один або декілька заміс-
ників, що вибрані з групи, яка складається з атома
галогену, R15, OR15, SF5, та S(O)pR14,
R14 та R19 незалежно вибирають з алкілу С1-С6,
циклоалкілу С1-С6 та (циклоалкіл) алкілу С4-С8,
кожний з яких необов'язково заміщений одним або
декількома атомами галогену,
R15 є алкілом С1-С6, необов'язково заміщеним
одним або декількома атомами галогену,
R16, R17 та R18 незалежно вибирають з атому
водню, нітро-, ціано-, групи СНО, R19, CO R19Ta
COOR19,

R20 вибирають з алкілів С1-С6, необов'язково за-
міщених одним або декількома атомами галогену,
та
Z є аніонним протиюном, таким як іон хлору, бро-
му, йоду, фтору, -OSO2R4, -OCOR4, BF4-, SbF6-,
перхлорату, сульфіту або гідросульфату, аніон
фосфату або пдрофосфату або інший сільського-
сподарський прийнятний аніон
2 Сполука по п 1, у якій R1 є необов'язково галоі-
дованим алкілом С1-С6, переважно метилом або
етилом
3 Сполука по п 1, у якій R2 являє собою атом
водню, COOR4, S(O)pR4 ціано-, CONR4R5, -
COR4, P(O)qR4R5 або P(O)q(OR4) (OR5), більш
переважно, R2 являє собою атом водню або ціано-
, або групу COOR4 (у якій R4 є алкілом С1-С6),
або R2 є групою S(O)p R4 (у якій р дорівнює 2 та
R4 є алкілом С1- С6 або необов'язково заміщеним
фенілом), або R2 являє собою групу CONR4R5 (у
якій R4 є атомом водню або алкілом С1-С6, a R5 є
алкілом С1-С6, або у якому R4 є атомом водню, а
R5 є групою COR14, у якій R14 є необов'язково
галоідованим алкілом С1-С6), або R2 являє собою
групу COR4 (у якій R4 є атомом водню або алкілом
С1-С6), або R2 являє собою групу P(O)qR4R5 або
P(O)Q (OR4) (OR5) (в якій q дорівнює 1, a R4 та R5
кожний є алкілом С1-С6)

4 Сполука по п 1, в якій Q являє собою Q-1, більш
переважно, в якій R7 є ціаногрупою або атомом
водню, або алкілом С1-С4, та/або R8 - це група
NR16R17
5 Сполука по п 4, в якій R8 є аміногрупою
6 Сполука по п 1, в якій Аг являє собою феніл,
заміщенний в положеннях -2 та -6 атомом галоге-
ну, а в положенні -4 галоідованим алкілом С1-С6
або групою SF5, або OR15, переважно, коли Аг
являє собою 2,6-дихлор-4-трифторметилфеніл,
або Аг являє собою 2-піридил, заміщений в поло-
женні -3 атом галогену та в положенні -5 галоідо-
ваним алкілом С1-С6 або OR15, або SF5, перева-
жно, коли Аг являє собою З-хлор-5-
трифторметилпірид-2-іл
7 Сполука по п 1, яка являє собою
сполуку 2,4,6-триметилбензолсульфокислоти з S-
4-(5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл) піразоліл-3-етилсульфілімшом,

сполуку 2,4,6-триметилбензолсульфокислоти з S-
4-(5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл) піразоліл-3-метилсульфіліміном,
сполуку 2,4,6-триметилбензолсульфокислоти з S-
4-(5-амшо-3-ціано-1 -(2,6-
дихлор-4-трифторметил) феніл) піразоліл-S-
метилсульфіліміном,
сполуку 2,4,6-триметилбензолсульфокислоти з S-
4-(5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-
трифторметил)феніл-3-метил)піразоліл-3-
етилсульфіліміном,
сполуку 2,4,6-триметилбензолсульфокислоти з S-
4-(5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-
трифторметил)феніл-3-етил)піразоліл-3-
етилсульфіліміном
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-г\І-(трет-
бутоксикарбоніл)сульфілімш,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
ацетилсульфілімін
3-((5-аміно-3-ціано-1 -(2,6-дихлор-4-
трифторметил) феніл)-4-( 1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
(метоксикарбоніл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
(метилсульфоніл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
(метилкарбамоїл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-(ціано) сульфі-
лімін,

3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-(форміл) суль-
філімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-метил-І\І-
ацетилсульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
(діетилфосфоріл) сульфілімін,
3-((5-аміно-3-ціано-1 -(2,6-дихлор-4-
трифторметил) феніл)-4-( 1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
(диметилкарбамоїл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-
трифторметил)феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
(диметилфосфшіл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-
трифторметил)феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
((трихлорацетиламшо) карбоніл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
((хлорацетиламшо) карбоніл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
(метилтюкарбамоїл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
(етоксикарбонілметил) амінокарбоніл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-метил-І\І-
(метилтюкарбамоїл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,б-дихлор-4-
трифторметил)феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-
(етоксикарбоніламінокарбоніл) сульфілімін,
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3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1 Н-піразоліл))-3-
метил-І\І-(форміл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1 Н-піразоліл))-3-метил-І\І-(ціано) сульфі-
ЛІМІН,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1 Н-піразоліл))-3-метил-І\І-(1,2-
дюксопропіл) сульфілімін,
3-((5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-метил-г\І-(трет-
бутоксикарбоніл) сульфілімін,
S-((5-aMiHO-1 -(2,6-дихлор-4-трифторметил) феніл)-
4-(1 Н-піразоліл))-3-метил-І\І-(форміл) сульфілімін,
S-((5-aMiHO-1 -(2,6-дихлор-4-трифторметил) феніл)-
4-(1 Н-піразоліл))-3-метил-І\І-(ацетил) сульфілімін,
S-((5-aMiHO-1 -(2,6-дихлор-4-трифторметил) феніл)-
4-(1 Н-піразоліл))-3-метил-І\І-(ціано) сульфілімін,
3-((5-амшо-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил) феніл-
3-метил)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-(форміл) су-
льфілімін,

3-((5-амшо-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил) феніл-
3-метил)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-І\І-(ціано) суль-
філімін,
3-((5-амшо-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил) феніл-
3-етил)-4-(1Н-піразоліл))-3-метил-І\І-(форміл) су-
льфілімін,

3-((5-амшо-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил) феніл-
3-етил)-4-(1Н-піразоліл))-3-метил-І\І-(ціано) суль-
філімін,
М-(трет-бутоксикарбоніл)-3-4-(5-амшо-3-ціано-1-
(2,6-дихлор-4-трифторметил) фенілпіразоліл)-3-
етилсульфоксимін,
І\І-ацетил-3-4-(5-аміно-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-
трифторметил) фенілпіразоліл)-3-
етилсульфоксимін,
3-4-(5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-
трифторметил) фенілпіразоліл)-3-
етилсульфоксимін,
3-(5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил)
феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-метил-І\І-((4-
метилфеніл) сульфонілсульфімін,
3-4-(5-амшо-3-ціано-1-(2-(3-хлор-5-
трифторметил)піридил)піразоліл)-3-
етилсульфоксид
8 Пестицидна композиція, яка містить пестицидно
ефективну КІЛЬКІСТЬ речовини згідно з будь-яким
одним з пп 1-7 та сільськогосподарсько прийнят-
ний інертний носій
9 Спосіб боротьби з членистоногими, нематода-
ми, гельмінтами або найпростішими шкідниками
на місцевості, який відрізняється тим, що вклю-
чає внесення на вказаній місцевості пестицидно
ефективної КІЛЬКОСТІ речовини згідно з будь-яким
одним з пп 1-8

Даний винахід відноситься до нових сірчистих
сполук, включаючи їх сульфілімонові та сульфок-
СИМІНОВІ проміжні сполуки та до способів отриман-
ня таких сполук Крім того, цей винахід відноситься
до композицій згаданих сполук та до способів ви-
користання цих сполук для боротьби з членисто-
ногими, нематодними, гельмінтними або найпрос-
тішими шкідниками Зокрема, винахід відноситься
до застосування сполук або їх композицій у сільсь-
кому господарстві, особливо в якості пестицидів

В даному винаході термін сульфілімін викори-
стовується для речовин, що містять групу >S=N- В
даному винаході термін сульфоксимін використо-
вується для речовин, що містять групу >S(0)=N-

Було описано різні пестицидні піразоли, пірро-
ли та імідазоли В патентних публікаціях Европа-
тент№ 418016, Европатент № 403309, патент США
№ 5104994, Европатент № 352944, патент США №
5079370, патент США № 5047550, патент США №
5232940, патент США № 4810720, патент США №
4804675, патент США № 5306694, патент США №
4614533, публікації WPO № 93/06089 та публікації
WPO № 94/21606 описані пестицидні (4-піразоліл)
сульфіди, сульфоксиди та сульфони У патенті
США № 5187185 описані (4-пірроліл) сульфіди,
сульфоксиди та сульфони В патенті США №
5223525 описані пестицидні 4-імідазолілсульфіди,
сульфоксиди та сульфони

У зв'язку з великою різноманітністю існуючих
ШКІДНИКІВ та культур, а також умов впливу ШКІДНИ-
КІВ на культури, існує додаткова потреба в нових
пестицидних сполуках

В одному аспекті даний винахід представляє

речовини, які використовуються для пригнічення
членистоногих, нематодних, гельмінтних або най-
простіших ШКІДНИКІВ, причому ці речовини мають
загальну формулу

X

R1

або

NFT

(І)

R1
/ -

(II)

в якій =Х представляє собою групу =NR , =0
або електронну пару в цьому випадку у формулі (І)
группа =Х відсутня

R1 представляє собою алкіл С-і-Сє, циклоалкіл
Сз-Сє або (циклоалкіл)-алкіл С4-С8, кожний з яких
необов'язково заміщений одним або декількома
атомами галогену,

R2 та R3 незалежно вибирають з атома водню,
-S(0)nR4,

4

-COR
5 -C(O)SR

4

алкілу Сі-Сє, галоідалкілу С-і
ціано-, нітро-, -COOR4, -CONR4R5, C(O)SR
C(S)OR4, -SO2NR4R5, -P(O)QR4R5 - P ( O ) Q ( O R 4 ) R 5 , -
P(O)Q(OR4)(OR5 1, -C=(NR4)NR5R6, -CH=NR4, -
C=(NR4)(OR5V C(S)N(R4)(R5), -C(O)C(O)R4, -
C(O)C(O)OR , -C(O)C(O)NR4RS -CONR4SO2R5

m рівно 1 або 2,
p рівно 0, 1 або 2,
q рівно 0 або 1,
R , R5 та R6 незалежно вибирають з атому во-
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дню, нітро-, ціано-, групи -СНО, R , феніла, не-
обов'язково заміщеного однією або декількома
групами R14, атомом галогену, нітро-, шано, -OR14,

ЛА Л А ЛА Л А

-SR , -COR , -COOR або -OR , атома галогену,
Л А Л А

-COR , -COOR , групою -СНО та гідроксилом, Q
представляє собою Q-1, Q-2 або Q-3, які приведені
нижче

Q-1
,7

Q-2 Q-3
R представляє собою атом водню, ціано-, ніт-

ро-, алкіл С-І-СА, галоідалкіл С1-С4, атом галогену, -
СНО або C O R ,

R8 являється атомом водню, атомом галогену,
ціано-, -S(O)pR14, -OR4, -NR16R17,
N(R16)CON(R17)(R18), -N3 або -NH(CrC5) алкілом,
замішеним однією або декількома групами гідро-

\А Л А Л А

ксилу, шано- нітро-, -OR , -S(O)PR , -COOR або
i f e 1 7

R9, та R11 незалежно вибирають з атому вод-
ню, атома галогену, -OR14, -SR14 та R14,

R10 являється ціано-групою,
1212

R представляє собою атом водню, атом га-
—.ЛА

логену, R ,
-OR14, -S(O)PR14 або

— N OR"

R представляє собою атом водню, атом га-
логену або R14,

Аг представляє собою феніл, що необов'язко-
во містить один або декілька замісників, вибраних
з групи, що складається з атому галогену, R15, -
OR1 , -SF5 та -S(O)pR15, або Аг представляє собою
2-пірідил, що необов'язково містить один або декі-
лька замісників, вибраних з групи, що складається
з атому галогену, R -OR15, -SF5 та -S(O)PR14,

14 19
R та R незалежно вибирають з алкілу С г

Сб, циклоалкілу Сз-Сє та (циклоалкіл) алкіла С4-С8,
кожний з яких необов'язково заміщений одним або
декількома атомами галогену,

R15 являється алкілом Сі-Сє, необов'язково
заміщеним одним або декількома атомами галоге-
ну,

11і. 17 1 &
R , R та R незалежно вибирають з атому

водню, нітро-, ціано- групи -СНО, R , -COR та -
COOR19,

R вибирають з алкілів Сі-Сє, необов'язково
заміщених одним або декількома атомами галоге-
ну, та

Z являється аніонним протиюном, таким як іон
хлору, брому, йоду, фтору, OSO2R4 , CIO4 , OCOR4

, BF4 , SbF6, перхлорату, сульфіту або пдроксису-
льфату, аніон фосфату, або пдрофосфату, або
інший сільськогосподарський прийнятний аніон

У цей винахід також входять стереоізомери,
наприклад діастереоізомери та оптичні ізомери,
що мають формули (1) або (2)

Переважні речовини даного винаходу ма-
ють одну або декілька наступних ознак

1) R1 являється необов'язково галоідованим

алкілом Сі-Сє, переважно метилом або етилом,
та/або

2) R2 представляє собою атом водню, -COOR4,
-S(O)PRS4, -CONR4R5 ціано-, -COR4 -P(O)QR4R5,
або P(O)Q(OR 4 )(OR 5 ) , більш переважно, R пред-
ставляє собою атом водню, або ціано-, або групу -
COOR4 (в якій R4 являється алкілом Сі-Сє), або R2

являється групою -S(O)pR4 (в якій р рівно 2 та R4

являється алкілом Сі-Сє або необов'язково замі-
щеним фенілом), або R2 представляє собою групу
CONR4R5 (в якій R4 являється атомом водню або
алкілом Сі-Сє, a R5 являється алкілом Сі-Сє, або в
якій R4 являється атомом водню, a R5 являється

1Д 1Д

групою -COR , в якій R являється необов'язково
галоідованим алкілом Сі-Сє), або R2 представляє
собою групу -COR4 (в якій R4 являється атомом
водню або алкілом Сі-Сє), або R2 предсталяє со-
бою групу -P(O)QR4R5 або P(O)Q(OR4)(OR5) (в якій
q рівно 1, a R4 та R5 кожний являється алкілом С г
Сє) та/або

3) Q представляє собою Q-1, переважно, в
якому R7 являється ціано-групою, або атомом во-
дню або алкілом С1-С4, та/або коли R8 - це група
NR1 R17, найбільш переважно, коли R8 являється
аміно-групою та/або

4) Аг представляє собою феніл, заміщений в
положеннях -2 та -6 атомом галогену, а в поло-
женні -4 галоідованим алкілом Сі-Сє, або групою -
SFs або -OR , переважно, коли Аг представляє
собою 2-піридил, заміщений в положенні -3 ато-
мом галогену та в положенні -5 галоідованим алкі-
лом Сі-Сє або OR15, або -SFs, переважно, коли Аг
представляє собою З-хлор-5-трифторметилпірид-
2-іл

В іншому аспекті даний винахід представляє
пестицидну композицію (тобто, композицію проти
членистоногих, нематодних, гельмінтних або най-
простіших), що містить пестицидно ефективну КІ-
ЛЬКІСТЬ (тобто, КІЛЬКІСТЬ, ефективну для пригнічен-
ня членистоногих, нематодних, гельмінтних або
найпростіших ШКІДНИКІВ) речовини формули (І) або
формули (II) та сільськогосподарський прийнятний
інертний носій Вираз "речовина формули (І) або
(II), що використовується тут та у всій цій заявці,
включає в себе різні стерюїзомерні форми речо-
вин формули (І) або (II), та їх солі

У ще одному аспекті винахід представляє спо-
сіб боротьби ч членистоногими, нематодами, ге-
льмінтами або найпростішими шкідниками у місцях
їх розповсюдження, цей спосіб включає внесення
на вказаній місцевості пестицидно ефективної КІ-
ЛЬКОСТІ (тобто, КІЛЬКІСТЬ, що ефективна для пригні-
чення членистоногих, нематодних, гельмінтних
або найпростіших ШКІДНИКІВ) речовини формули (І)
або (II), або вказаної вище пестицидної композиції

Речовини формули (І), в якій X являється ато-
мом кисню та R2 не являється атомом водню,
отримують з речовин формули (І), в якій X явля-
ється електронною парою та R2 не являється ато-
мом водню, (такі речовини також представляють
собою частину винаходу) шляхом окислення атому
сірки в сульфоксимшову групу у ВІДПОВІДНОСТІ з
будь-яким способом, по суті, відомим спеціалістам
в цій області техніки Такі перетворення можуть
бути здійснені за допомогою різних окислюючих
агентів, що включають (але не обмежують) перма-



50738 10

нганат калію, перюдат калію та тетроксид рутенію
Це перетворення може проходити у звичайних
розчинниках, таких як вода, прості ефіри, напри-
клад діоксан, нітрили, наприклад ацетонітрил, або
галоїд вуглевод ні, такі як дихлорметан, хлоро-
форм, чотирьоххлористии вуглець та тому подібні,
при температурах приблизно між -100 та 100°С,
переважно приблизно між 0 та 50°С Таке хімічне
перетворення може бути подібним описаному в
журналі Tetrahedron, 1975, т 31, с 505

Речовини формули (І), в якій X являється еле-
ктронною парою та R2 відрізняється від атому во-
дню, можуть бути отримані з речовин формули (II)
шляхом взаємодії підходящої електрофільної спо-
луки R2-L в присутності основи Радикал R2 має
вказане вище значення, за виключенням того, що
він не являється атомом водню, та L являється
відщепленою групою

Прикладами відщепленої групи L являється
галогенідна, ацетатна, фенілсульфонатна, алкіл-
сульфонатна та фенокси-групи Прикладами ос-
нов, які можуть застосовуватися в цій реакції, яв-
ляються гідрид натрію, триетиламш та трет-
бутоксид калію

Такі перетворення можуть проходити у мно-
жині звичайних розчинників, таких як (але не об-
межених ними) прості ефіри, такі як тетрапдрофу-
ран або діоксан, вода, галоідвуглеводень, такі як
дихлорметан або хлороформ, нітрили, такі як аце-
тонітрил, та тому подібне Такі реакції можуть про-
тікати при температурах приблизно між -100 та
100°С, але переважно приблизно між 0°С та тем-
пературою кипіння розчинника Речовини формули
(І), в якій X являється електронною парою та R2

являється атомом водню, можуть бути отримані з
ВІДПОВІДНИХ речовин формули (І), в якій R2 пред-
ставляє собою ефірну групу -COOR14, шляхом
традиційного гідролізу

Речовини формули (II) можуть бути отримані з
речовин формули (III) шляхом амінування у ВІДПО-
ВІДНОСТІ з реакцією, по суті, відомою спеціаластам
у цій області техніки

(НІ)
Таке хімічне перетворення може проходити

при змішуванні сульфіду формули (III) з амінуючим
реагентом, таким як (але не обмеженим) 0-
бензоілпдроксиламш, наприклад 0-(2,4,6-
триметилбензоїл) пдроксиламш або 0-(3-
хлорбензоїл) пдроксиламш, 0-
сульфонілпдроксиламіном, таким як (але не об-
меженим) пдроксиламіном-сульфокислота або 0-
(2,4,6-триізо-пропілбензосульфоніл) пдроксиламі-
ном, або 0-фосфіновий пдроксиламш, такий як 0-
(дифенілфосфшіл) пдроксиламш Перетворення
може протікати у множині звичайних розчинників,
що включають (але не обмежують) воду, галоідо-
вані вуглеводні, такі як дихлоретан, хлороформ, та
т і , та ароматичні розчинники, такі як бензол, то-
луол, ксилоли, та тому подібне, та реакція може
протікати при температурі приблизно між -100 та
100°С, переважно приблизно між 0°С та темпера-
турою кипіння розчинника Таке хімічне перетво-
рення може бути подібним описаному у журналі
Aldnchimica Acta, 1980, т 13, № 1, с З

Речовини формули (І), в якій X являється гру-

пою =NH та R представляє собою атом водню,
можуть бути отримані з речовин формули (III)
шляхом взаємодії з хлораміном (Tetrahedron, 1970,
т 51, с 4449) Така реакція може протікати в аміа-
ці, при температурі приблизно між -100 та -33°С

Речовини формули (І), в якій =Х являється
групою =NR3 (в якій R3 такий, як вказано вище, за
виключенням того, що він не являється атомом
водню), та R2 представляє собою атом водню,
можуть бути отримані з речовин формули (І), в якій
=Х являється групою =NH та R представляє со-
бою атом водню, шляхом взаємодії підходящої
електрофільної сполуки R3-L в присутності основи
Радикал R3 має вказане вище значення, за виклю-
ченням того, що він не являється атомом водню,
та L являється відщепленою групою Прикладами
відщепленої групи L являється галогенідна, ацета-
тна, фенілсульфонатна, алкілсульфонатна та фе-
нокси-групи Прикладами основ, які можуть засто-
совуватися в цій реакції, являються гідрид натрію,
триетиламш та третбутоксид калію

Такі перетворення можуть проходити у мно-
жині звичайних розчинників, таких як (але не об-
межених ними) прості ефіри, такі як тетрапдрофу-
ран або діоксан, вода, галоідвуглеводні, такі як
дихлорметан або хлороформ, нітрили, такі як аце-
тонітрил, та тому подібне Такі реакції можуть про-
тікати при температурах приблизно між 0°С та
температурою кипіння розчинника Аналогічні реа-
кції описані в журналі Chem Ber, 1984, т 117, с
2779

Речовини формули (І), в якій =Х являється
групою =NR3, в якій R2 та R3 не являються однако-
вими та не являються атомами водню, можуть
бути отримані з речовин формули (І), в якій =Х
являється групою =NH та R2 представляє собою
атом водню, шляхом взаємодії, принаймні, двох
еквівалентів підходящої електрофільної сполуки
R3-L в присутності основи

Радикал R3 має вказане вище значення, за ви-
ключенням того, що він не являється атомом вод-
ню, та L являється відщепленою групою

Прикладами відщепленої групи L являються
галогенідна, ацетатна, фенілсульфонатна, алкіл-
сульфонатна та феноксигрупи Прикладами основ,
які можуть застосовуватись у цій реакції, являють-
ся гідрид натрію, триетиламш та третбутоксид ка-
лію

Такі перетворення можуть проходити у мно-
жині звичайних розчинників, таких як (але не об-
межених ними) прості ефіри, такі як тетрапдрофу-
ран або діоксан, вода, галоідвуглеводні, такі як
дихлорметан або хлороформ, нітрили, такі як аце-
тонітрил, та тому подібне Такі реакції можуть про-
тікати при температурах приблизно між -100 та
100°С, але переважно приблизно між 0°С та тем-
пературою кипіння розчинника Аналогічні реакції
описані у журналі Lieb Ann Chem , 1972, т 759, с
107

Речовини формули (III) ВІДОМІ з рівня техніки
Наприклад, ті речовини, в яких Q це Q-1, описані в
публікаціях Европатента № 418016, Европатента
№ 403309, патента США № 5104994, Европатента
№ 352944, патента США № 5079370, патента США
№ 5047550, патента США № 5232940, патента
США № 4810720, патента США № 4804675, патен-
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та США № 5306694, патента США № 4614533,
публікації WPO № 93/06089 та публікації WPO №
94/21606 Речовини формули (III), в яких Q це Q-2,
описані в патенті США № 5187185 Речовини фо-
рмули (III), в яких Q це Q-3, описані в патенті США
№ 5223525

У багатьох описаних вище перетвореннях яв-
ляється очевидним, що вибрані замісники ІНОДІ
можуть заважати реакціям, що роздивляються
Такі небажані ефекти можуть бути виключені за
рахунок використання ВІДПОВІДНИХ захисних груп,
щоб передбачити небажані побічні реакції Крім
того, можливо, використання реагентів, які не
впливають на функціональні групи, що відрізня-
ються від тих, які бажано змінити Конкретний ви-
бір підходящих захисних груп та реагентів буде
досить ясним спеціалістам у цій області техніки
Передбачається використання реферативного
журналу Chemical Abstracts, що представляється
як частина знань спеціаліста у цій області техніки

Для того, щоб додатково проілюструвати да-
ний винахід та його переваги, нижче приведені
слідуючи конкретні приклади Слід розуміти, що ці
приклади приведені тільки з ціллю ілюстрації, та
ніяким чином не обмежують об'єм винаходу

ПРИКЛАД 1
Сполука 2,4,6-триметилбеизосульфокислоти з

3-4-(5-амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-
трифторметил)феніл)піразоліл-5-
етилсульфіліміном

Етиловий ефір-0-
мезитиленсульфонілацетопдроксамової кислоти
(10г, 35ммоль) розчиняють в Юмл діоксану та
охолоджують до 0°С Додають 70%-ну перхлорну
кислоту (3,3мл, 38ммоль), та суміш перемішують
на протязі 10 хвилин Додають 200мл води, та
відфільтровують тверду речовину, що залиши-
лась, промивають його водою, потім розчиняють в
50мл хлористого метилену та виділяють з водної
фази

5-Амшо-3-ціано-1 -(2,6-дихлор-4-
трифторметил)феніл-4-етилтюпіразол (Ю,7г,
28ммоль) розчиняють в 50мл хлористого метилену
та охолоджують до 0°С Додають отриманий вище
розчин Після перемішування на протязі 1 години
при 0°С та потім при кімнатній температурі, хлори-
стий метилен видаляють та додають 200мл дие-
тилового ефіру Утворену тверду речовину відфі-
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льтровують, отримуючи вказану у заголовку
сполуку у вигляді білої твердої речовини (12,45г,
75%), температура плавлення (Т пл ) біля 193°С

Аналогічним чином були отримані слідуючі ре-
човини сполука 2,4,6-
триметилбензосульфокислоти з S-4-(5-aMiHO-3-
ціано-1 -(2,6-дихлор-4-
трифторметил)феніл)піразоліл-3-
метилсульфіліміном, Т пл біля 180°С, надалі ві-
доме як речовина Прикладу 1а, сполука 2,4,6-
триметилбензосульфокислоти з S-4-(5-aMiHO-1-
(2,6-дихлор-4-трифторметил)-феніл)піразоліл-8-
метилсульфіліміном, Т пл біля 187°С, надалі ві-
дома як речовина Прикладу 1 в

Дві слідуючи сполуки також були отримані вка-
заним вище способом, але не були виділені та
використані як такі у Прикладі 2 сполука 2,4,6-
триметилбензосульфокислоти з S-4-(5-aMiHO-1-2,6-
дихлор-4-трифторметил)феніл-3-метил)піразоліл-
S-етилсульфілімшом та сполуку 2,4,6-
триметилбензосульфокислоти з S-4-(5-aMiHO-1-
(2,6-дихлор-4-трифтор-метил)феніл-3-
етил)піразоліл-3-етилсульфілімшом

ПРИКЛАД 2
3-((5-Амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-

трифторметил)феніл)-4-(1Н-піразоліл))-3-етил-г\І-
(трет-бутоксикарбоніл)сульфілімш

Продукт Прикладу 1 (1,0г, 1,7ммоль) перемі-
шують в Юмл хлористого метилену, охолоджують
до 0°С та додають 1,2мл (8,5ммоль) триетиламіна
Додають 0,6мл (2,6ммоль) дитрет-
бутилдикарбонату, та реакційну суміш перемішу-
ють 50 хвилин Суміш розбавляють диетловим
ефіром та промивають водою (3 рази по 50мл) та
насиченим водним розчином хлористого натрію
(75мл) Органічний шар сушать, фільтрують та
концентрують Масло, що утворилось, змішують з
холодним пентаном та відфільтровують осад
Тверду речовину знов об'єднують з фільтратом, та
розчинник видаляють масло фільтрують через
силікогель, використовуючи в якості елюента су-
міш 2 3 етилацетату та гексану Після видалення
розчинника, осадження з суміші диетилового ефі-
ру та пентану дає вказану в заголовку сполуку у
вигляді білої твердої речовини (0,36 г, 43%), Т пл
біля 191 °С

Аналогічним чином були отримані слідуючі
нижче речовини (Таблиця 1)
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ПРИКЛАД ЗО
М-(трет-бутоксикарбоніл)-3-4-(5-амшо-3-ціано-

1(2,6-дихлор-4-трифторметил)-фенілпіразоліл)-3-
етилсульфоксимін

Продукт Прикладу 2 (1,55г, Зіммоль) розчи-
няють у суміші 1 1 ацетонітрила та чотирьоххло-
ристого вуглеводню (19мл) Додають 2,7г
(12,4ммоль) метаперюдату натрію у вигляді вод-
ного розчину (19мл) Додають 20мг гідрату трих-
лориду рутенію (використовують, щоб отримати
тетрооксид in situ) та 25мл ацетонітрила Через 2
години додають ще 1,8г (8,2ммоль) перюдату на-

трію та 15мг гідрату трихлориду рутенію (який
утворює тетрооксид in situ), та реакційну суміш
перемішують ЗО хвилин Потім ПОСЛІДОВНО дода-
ють ЮОмл води, ЮОмл диетилового ефіру та 2мл
ізопропанолу та перемішують Органічну фазу
виділяють та потім промивають водою (ЮОмл) та
насиченим водним розчином хлористого натрію
(ЮОмл) Після висушування над сульфатом маг-
нію суміш фільтрують, та видаляють розчинник,
отримуючи маслянистий залишок, який розтира-
ють з холодним диетиловим ефіром та хлористим
метиленом Отримують вказану у заголовку сполу-
ку у вигляді коричневої, смолистої твердої речови-
ни (0,94г, 60%) У спектрі протонного магнітного
резонансу, записаного в дейтерохлороформі, при-
сутні слідуючи ХІМІЧНІ зсуви 7,81 (мультиплет, 2Н),
5,57 (широкий синглет, 2Н), 3,7-3,5 (мультиплет,
2Н), 1,44 (с, 9Н), 1,39 (триплет, ЗН) Аналогічним
чином був отриманий І\І-ацетил-3-4-(5-аміно-3-
ціано-1-(2,6-дихлор-4-трифторметил) фенілпіразо-
ліл))-3-етилсульфоксимш, Т пл, біля 217°С, нада-
лі відома як речовина Прикладу 30а

ПРИКЛАД 31
5-4-(5-Аміно-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-

трифторметил)фенілпіразоліл)-3-
етилсульфоксимін

Продукт Прикладу ЗО (0,1г, 0,2ммоль) розчи-
няють в 2мл ацетонітрилу Об'єднують 0,1г порош-
коподібного молекулярного решета 0,07г (0,46
ммоль) йодистого натрію та 0,06мл (0,46ммоль)
хлортриметилсилану в 2мл ацетонітрилу, та до
суміші додають отриманий вище розчин Через 25
хвилин суміш розбавляють диетиловим ефіром
(7мл) та послідовно промивають водою, 10%-ною
соляною кислотою та насиченим водним розчином
хлористого натрію Органічну фазу сушать над
сульфатом натрію, фільтрують та концентрують
при зниженому тиску Залишкове масло розтира-
ють з холодним пентаном та хлористим метилен-
ом, отримуючи цільовий продукт у вигляді твердої
речовини (46мг), що має Т пл біля 86°С

ПРИКЛАД 32
3-(5-Амшо-3-ціано-1-(2,6-дихлор-4-

трифторметил)феніл-4-(1Н-піразолін))-3-метил-І\І-
((4-метилфеніл) сульфоніл сульфімін

У розчин, що перемішується, 5-аміно-1-(2,6-
дихлор-4-трифторметил)-феніл-4-метилтю-1Н-
піразол-3-карбонітрилу (990мг, 2,7ммоль) в 25мл
ацетонітрилу додають 610мг (2,7ммоль) водного
розчину натрієвої солі гідрату N-хлор-п-
толуолсульфонаміду (Хлорамін-Т) в 5мл води,
напротязі 2-хвилинного інтервалу Перемішування
в умовах навколишнього середовища продовжу-
ється приблизно напротязі 2 годин, та потім суміш
нагрівають до кипіння на паровій бані протягом 1
години Летучі речовини видаляються при зниже-
ному тиску, та залишок очищають хроматографіч-
не на силікогелі, що елююється сумішшю 3 1
етилацетату та гексану Отримують 810мг вказану
у заголовку сполуку у вигляді твердої речовини,
що має Т пл біля 197°С

ПРИКЛАД 33
3-4-(5-аміно-3-ціано-1-(2-(3-хлор-5-

трифторметил)піридил)піразоліл)-3-
етилсульфоксид

Етиловий ефір -0-
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мезитиленсульфонілацетопдроксамової кислоти
(470мг, 1,64ммоль) розчиняють в 1мл диоксанута
охолоджують до 0°С Додають 70%-ну перхлорну
кислоту (0,5мл, 38ммоль), та суміш перемішують
напротязі 10 хвилин Додають воду, та відфільт-
ровують тверду речовину, що залишилася, проми-
вають її водою, потім розчиняють в хлористому
метилені та виділяють з водної фази

5-Амшо-3-ціано-1 -(2-(3-хлор-5-
трифторметил)піридил-4-етилсульфшіл-піразол
(0,5г, 1,37ммоль) розчиняють в 25мл хлористого
метилену та отриманий розчин охолоджують до
0°С Додають отриманий вище розчин Через 1
місяць суміш концентрують досуха та повторно
промивають до повного видалення вихідного піра-
золу При цьому отримують вказану у заголовку
сполуку у вигляді білої твердої речовини, темпе-
ратура плавлення біля 193°С

Додаткові приклади конкретних речовин вина-
ходу приведені в Таблицях 2 - 5 У тексті цих таб-
лиць для указания неподіленої електронної пари
використовується позначення

В таблицях 2 - 5 використовуються слідуючі
скорочення замісників

Me = Метил
CN = Ціано
МН2 = Аміно
Рг = Пропіл
іРг = ізо-Пропіл
Et = Етил
t-Bu = трет-Бутил
рп = феніл
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ВДО:

NCOOMe

NCOOEi

NCOOPr

NCOOiPr

NCONffir

NCONHPr

NCONH;

NCONHMe

NCN

NCOSMe

NCOSEi

MCSOMe

MCSOEt

0

Q

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0



35 50738 36

ЕЕ

Et

Et

Et

Et

El

ЕЕ

Et

El

ЕЕ

EI

Et

Et

Et

E-

Et

&

ЕЕ

Et

Ec

Ei

Ei

Et

Ef

Er

Ei

El

Et

C\

CN

GN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

a s

CN

CN

CN

CN

CN

CN

NH

NH,

NH:

NH.

NH :

NH :

NH,

№г

NH,

NH,

NH,

ra3

NH;

NH,

NH3

NH,

NHj

NH*

NHj

NH:

NHj

NHI

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NCSOPr

NSOAH.

NStXNHMe

MSONMe,

NP(O)fOMe),

NP(0){OEi),

NPfO)Me,

NP(G)Et,

NP{0)Me(0Me)

NP(O)(OPr}2

NC(O)C(O)H

NCfO)C(O)Me

NC(OSC(0)OMe

і\с;0)С(СЮЕг

NC(O)C(O)NH,

NC(OjC{O)OH

NCN*H)NHi

NC(N0H)NH,

NC(NH!NHMe

NC(NH)NMe2

NC(NH5OMe

NC(NH)OEc

NH

NCOMe

NCOEt

NCOPr

MCHO

NCOiPr

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

ЕЕ

Et

Ei

В

Ее

Et

Et

Et

Et

Et

Et

Et

Et

Et

Et

Er

El

Ei

Ei

Et

Et

ЕЕ

Ei

Et

Et

Et

Ei

Et

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

О

CN

CN

NHMe
NHMe

NHMe

NHM3

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

\CCHBu

\COPI

NSO,Me

NSO3EE

NSO2Ph

NSO,iPr

NNO,

NCGOMe

NCOOEt

NCOOPr

NCOOiPr

NCONHEt

NCONHPr

NCONH,

NCONHMe

NCN

NCOSMe

NCOSB

NCSOMe

NCSOEi

NCSOFr

N5O3NHMe

NSO.NMe,

NP(O)(OMej:
NP(O)(OEt)-,

NP[O)Me;



Es
Ei
Ее

Et

Et

Ei

Et

Et

El

Et

Ei

Et

Et

ЕЕ

Ei

Et

ЕЕ

£t

Et

ЕЕ

Et

Et

Et

Et

Ei

EI

Ei

Ei

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

37

N'HMe

N'HMe

N'HMe

NHMc

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMa

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

50738 38

NPfO)Et;

NPfO)Me(OMe)

N?(O)(OPr):

NC(OjCfO)H

NC(O)C(O)Me

NC(O)C(O)OMe

NC(O)C(O)OEi

NC<O)C(O)NH,

NC(O)C(O)OH

NCCNH1NH,

NC(NOH)NH3

NC(NH)NHMe

NC{NH)NMej

NC(NH)OMe

NC(NH)OEt

KCOMe

NCOEt

KCOPr

NCHO

NCOiPr

NCOtBu

NCOPh

NS0;Me

NSG.Ec

NSO P̂r

NSOjPb

NSO.iPr

N'NG*

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

Et

Et

Et

Er

ЕЕ

Et

Et

E:

Et

Et

Et

Ei

Et

Et

Et

Et

Et

=.
Ei

Et

Ei

Et

Et

Ei

Ei

Et

Et

Ei

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN'

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

,NHEE

NHEt

NHEt

NHEE

NHEt

NHEl

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEl

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEl

NHEt

NHEE

NHEl

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NCOOMe

N'COOEt

NCQOPr

NCOGiPr

4CONHEI

NCONHPr

NCONHi

NCONHMe

NCN

NCQSMe

NCOSEt

NCSOMe

NCSOEt

NCSOPr

NSO f̂fij

NSOjNHMe

NSO;NMe>

NP'OjiO^e);

NP(O)(OEl);

NP(0)Mfi;

NPCOEt,

NP(O)Me(OMe)

NP(OKOPr);

NC(O1C(O)H

NC(O)C(O)Me

NC(O)C(O)OMe

NC(0)QO)OEt

NC(O)C(O)NH;

0

0

0

0

G

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

о
0
0
0
0
0
0



E(
Et
ЕЕ

Et

Et

Et

Et

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Ve

Me

Ms

Me

Me

Me

Me
Me

Me

Me

Me

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN
CN

CN

CN

CN

39
\HEE

\HEI

NHEi

NHEi

NHEc

NHEi

NHEe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCGMc

NHCOMe

NHCOMe

NHCGMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMa

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NCfQlCiOsOH

NC(NH)NH:

NC(NOH)NH2

NC(NH)NHMe

NC(NH)NMe.

NC(NH)OMe

NaNH)OE£

NCOMe

NCOEt

NCOPr

NCHO

NCOiPr

NCOtBu

NCOPh

NSCKMe

NSO;Et

NSO,Pr

NSOiPh

NSO,iPr

NNO,

NCOOMe

NCOOEl

NCOOPr

NCOOiPr

NCONHEt

NCONHPf

NCONH;

NCONHMe

0

0

0

0

0

0

0
-

50738

Me

vie

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

ME

ME

Me

Et

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

en

CN

CN

NhCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

4 0
WCN

NCOSMe

NCGSEi

NCSQMe

NCSOEl

NCSQPr

NSChNH,

NSOiNHMe

NSOjNMfij

NP(OXOMe)3

NP(O)(O£t);

NP(Q)Me:

NP(O)Et:

NP(O)Me(QMe)

NP(O)(OPrh

NC{OK(O)H

NC(O)C(O)Me

NC(0)C(0)OMe

NC(O)C(O)OEi

NC{O)QO)NH2

NQO)C<O)OH

NC(NH)NH;

NC(NOH)NH:

NC(NH)NHMe

NC(NH}NM=j

NC(NH)OMe

NC(NH)OEt

NCOMe



£[

Et

Et

Et

Et

Et

El

Et

Et

Et

Et

El

Et

Et
c,

Ec

E:

ЕЕ

Et

Ei

ЕЕ

Et

Ei

Ei

Ei

Ei

Es

Et

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

41
NHCQVk

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

KHCOMc

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NCOE;

\"COPr

NCHO

NCOiPr

NCOtBu

NCOPh

NSO:Me

NSOjEt

NSOaPr

NSOjPh

NSOaiPr

NNO:

NCOOMe

NCOOEt

NCOOPr

NCOOiPr

NCONHEt

NCONHPr

NCONHj

NCONHMe

NCN

NCOSMe

NCOSEt

NCSOMe

NCSOEt

NCSOPr

NSO:NH;

NSO.NHMe

50738 42

Es

E'

Et

Ec

Et

Ei

Et

Et

Et

ЕЕ

Et

Et

Et

Et

Ь

E-

Ei

Et

Et

Ma

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

CN
CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

NhCOMe

M-COMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

.NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NSOAMt.

NROXOMeb

NP(O)(OB)-

NP(O)Ma:

NP(O)Et;

НР(О)МеЮМе)

NP(OKOPr)i

NC{O)C(O}H

NC(0)C(O>Me

NC(0)C(0)OMe

NC(0)C(O)OEt

NC(O)CCO)NH2

КС(ОЗС(0)ОН

.4C(NH)NH:

NC(NOH)NH,

NC(NH)NHMe

NC(NH)NMe,

N'C!NH)OMe

NC(NH10Et

NCOMc

NCOEi

NCOPr

NCHO

NCOiPr

NCOtBu

MCOPh

NSO:Me



Me

Me

Me

Ms
Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me
Me

Me

Me

Me

Me
Me

Me
Me

Me
Me

c\

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN
CN

CN

CN

CN

C\

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

43
NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe
NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

\5О;Рг

NSO:Ph

NSO;lPf

W O ;

NCOOMe

NCOOEt

NCOOPr

KCOOiPr

NCONHEt

NCONHPr

NCONH;

NCONKMe

NCN

NCOSMe

NCOSEi

NCSOMe

NCSOEt

NCSOPr

NSOjNH,

NSOjNHMe

NSO,NMe :

NPfOXOMeb

NP(O)(OEt),

NP(O)Me:

NP(O)Et;

NP(G)Me(OMe)

NP(O)(OPr)3

NCfOlCfOH

5 0 7 3 8

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Ms

Me

Me

Me

h:

Ei

Ei

Et

Et

Et

Et

Ei

Et

Et

Et

Et

Et

El

Et

Et

Et

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

NHCOOMe

SHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

KHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

4 4

NOOiOOlMe

NCfOOOiOMe

NC(0lC(O)0Et

N C ( o ; q o ) N H :

NC(O;CiG)OH

NC(NH)NH;

NC{N0H)NH2

NC(NH)NHMe

NC(NH}NMe2

NC{NH)OMe

NC(NH)OEt

NCOMe

NCOEt

NCOPr

NCHO

NCOiPr

NCOtBu

NCOPh

NSO;Me

NSO;Ec

NSO:Pr

NSO:Ph

NSOJIPT

NNO;

NCOOMe

N C O O E J

NCOOPr

NCOOiPr



El
E:

С !

E i

E l

Ei

ЕЕ

a

Et

Et

Et

Et

Et

Et

El

Et

Ec

Et

Et

Et

Et

Et

Et

Ei

Ei

Et

Et

Ei

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

4 5
NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

NHCOOMe

50738 4 6

NCONHEi

NCONHPr

NCONH;

NCONHMe

NCN

NCOSMe

NCOSEt

NCSOMe

NCSOEt

NCSOPr

NSO:NH:

NSO,NHMe

NSO2NMe:

NP(O)(pEt);

NF(O)Me,

NP(O)Eb

NPfOlMe(OMe)

NP(O)(OPr)2

NC(O)C(O)H

NC(O)C(0)Me

NC(Q)C(O)OMe

NQO)C(Q)OEt

NQO)C(O)NH;

NC{0)C£O)OH

NC(NH)NH;

NC(NOH)NH2

NCfNHSNHMe

Et

Et

Ei

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Ma

Me

Me

Me

Ma

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

c \

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

NHCOOMe

NHCOOMe

N'HCOOMe

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEE

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEE

NHCOOEt

NHCOOEc

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEl

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEE

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NQNHJOMS

NC(NH)OEt

NCOMe

NCOEt

NCOPr

NCHO

NCOiPr

NCOtBu

NCOPh

NSO,Me

NSG^t

NSO2Pr

NSOJh

NSOjiPr

NNO:

NCOOMe

NCOOEt

NCOOPr

NCOOiPr

NCONHEi

NCONHPr

NCONHj

NCONHMe

NCN

NCOSMe

NCOSEt

NCSOMe



Че

Vie

Me

Me

Me

Me

Ms

Me

Me

Me

Me

Me

Ms

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Ms

Me

ЕЇ

£i

ЕЕ

El

ЕЕ

C\

c\

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

4 7

NHCOOEt

NHCOOEt

-NHCOOEf

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEE

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEi

NHCOQEt

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEE

NCSOEE

NCSOPr

NSO;NH;

NSOjNHMe

NSOjNMe,

NP(O)(OMs),

NP(O}(OEt},

NP(O)Me;

NP;O)Eb

NP(O)MefOMe)

NP(O)(OPr),

NC(O)C(O)K

NC(O5C(O}Me

NC(0)C(0)OMe

NC(O)CfO}OEt

NC(O)C(O)NH:

NCfO)C(O)OH

NC(NH)NH;

NQNOHJNH,

NC(NH)NHMe

NQNH)NMe;

NC{NH)OMe

NC(NH»Et

NCOMe

NCOEE

NCOPr

NCHO

NCOiPr

50738 48
Ее

Et

Et

Et

Et

Et

Et

Et

El

Et

El

Et

ЕЕ

Et

Et

Et

Et

Et

Et

Et

Et

El

Et

Et

ЕЕ

EI

Et

Et

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

\HCQGEt

N'HCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCGOEl

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCQOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEi

NHCOOEE

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NCOtBu

NCOPh

NSOjMe

NSOJEi

NSO2Pr

NSO3PK

NSO-iPr

NNO:

NCOOMe

NCQOEt

NCOOPr

NCOOtPr

NCONHEt

NCONHPr

NCONHi

NCONHMe

NCN

NCOSMe

NCOSEt

NCSOMs

NCSOEt

NCSOPr

NSO.NH;

NSOjNHMe

NSOjNMe,

NP(O)(OMe):

NP(O)(OEt):

NP(O)Me;



Et
E:
Ei

Et
ЕЕ

Et

Et

Et

EI

Et

Et

Et

Et

Ei

Et

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Ms

Me

Ms

Ms

Me

Me

Me

CN

C\

CN

C\

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

4 9

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEi

NHCOOEi

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCOOEt

NHCHiCOOMe

NHCHjCOOMe

NHCHjCOOMe

NHCHjCOOMf

NHCHjCOOMe

NHCHjCOOMe

NHCH ĈOOMe
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CN'

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

O.

CN

CN

CN

CN

CN

СИ

CN

CN

CN

CN

NHE:

NHEi

NHEt

NHEt

NHEt

NHEi

NHEt

NHEc

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEE

NHEI

NHEt

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NP(O)Ei:

NP(O)Me(OMej

NP(OXOPr)3

NC(O5C(O)H

NC(0)C(O)Me

NC(O)C(O)OMe

NC(O)C(O)O&

NC(O)C(O>NH:

NC(0)C(O)OH

NCfNHWH,

NCfNOH)NH,

NONH)NHMe

NC(\-H)NMe;

NC(NH)OMe

NQNH)OEt

NCOMe

NCOEt

NCOPr

NCHO

NCOiPr

NCOtBu

NCOPh

NSO;NHMe NSOiEt



CF,
CF,
CF,
CF,
CF,
CF,
CFj
CF,
CF3

CF3

CFj
CF;
CF,
CF,
CF,
CFJ

CF,
CF,
CF3

CF;
Cr,
CF;
CF,

CF,
CF,
CF,
CF,
CFj

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN'
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

CN
CN
CN
CN
CN
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NHCOMc
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe

NHCOMe
NHCOMe
NHCOMe
NKCOMe
NHCOMe

N5O: Pr
MSO,Ph
NSO,iPr
NNO;
NCOOMe
NCOOEi
NCOOPr
NCOOiPr
NCONHEt
NCONHPr
NCONH;
NCONHMe
NCN
NCOSMe
NCOSEt
NCSOMe
NCSOEl
NCSOPr
KSOjNH,
NSO,NHMe
NSOjNMc.
N?(OX0Me),
NP(O)(OE£):
NP(O)Me,
NP(O)Eb
NP(0)Me(0M=)
NP{Oi(OPrj;
NC(OC(O)H
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CF,
CF.
CFj
CFJ

CFJ

CF,
CFj
CF3

CF,
CF3

CF,
CF3

CF,
CF,
CF,
CF,
CF,
CF,
CF,
CF,
CF,
CFj

Cr,
CF;

CFj
CF,
CF;

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

CN
СУ

CN

CN

CN

CN

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMs

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NHCOMe

NH2

NH;

NH,

NH2

NH,

NH,

NH,

>I*H-

NH:

NH,

NHj

NHJ

NK,

NHa

NHj

NH;

NH;

NC(O)C(O)Me

NC(O}C(O)OMe

NC(O)C(O)OEE

NCCO)C{O)NH2

NCfO)C(O)OH

NC(NH)NH:

NC(NOH)NH,

NC(NH)NHMe

NC(NH)NMe2

NC(KH)OMe

NC(NH)OEt

NCOMe

NH

NCOEt

NCOPr

NCHO

NCOiPr

NCO^u

N'COF.T

NSO,Me

NSO,E!

NSO2Pr

NSpjPh

hS02i?[

NNO;

NCOOMe

NCOOEt

NCOOPr

0

0

0

0

0

0

0

0

0

о
0
0
Q

0
0
0
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Cr,
CFj
CF5

CF,
CF3

CF3

CF,
Ch
ch
CF3

CF;
CF,
CF,
CF,
CF;
CF3

CF,
CF,
CF,
CF;

CF3

CFS

CF3

CF3

CF,
CF;
Cf,
CF,

CN
CK
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CK
CN
CK
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CK
CN
CN

NH;
NH;
NH;
NH,
N'H;.
NH,
NH3

NH2

NH,
NH,
NHj
NH2

NH;
NH;
NH:

NH3

NH,
NH:

KH;
NHi
NH;
NHj
NH3

NHj
NK,
NK:

NHj
KH,

hCUOfPr
NCONHEt
NCONHPr
NCONH;
NCONHMe
KCN
NCOSMe
NCOSEt
NCSOMe
NCSOEt
NCSOPr
NSQ,NH,
NSOsNHMe
NSO,KMe,
NP(O}roM=)3
NPCOXOEtb
NP(O)Me:

NF(O>E(j
NT(O}Me(OMe)
NP(O)(OPr):
NC(O)C(OJH
KC(O)C(0)Me
NC(0)CCO)OMe
NC(0)C(0)O£f
KC(O)C(O)NH.
NC{Q)C(O)OH
NC(NH)NHj
KCCNOHlNH,

0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0

CF.i
CF,
CF-}

CF3

CF3

CF,
CF3

CF3

CF3

CFj
CF3

CF,
CF,
CF3

CF3

CF3

CF,
CF,
CF3

CF,
CF3

CF,
CF3

CF3

CF,
CF,
CF,
CF,

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CK
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

NK;
NH;
NHj
NH,
NHMe
KHMe
NHMe
KHMs
NHMe
NHMe
NHMo
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
KHMe

NONH)NHMe
NC(NH)NMe;

NC(NH)OMe
NC(NH!OEi
KCOMe
NCOEt
NCOPr
NCHO
NCOiPr
NCOtBu
NCOPb
NSO2Me
NSOjEt
NSO,Pr
NSO2Ph
NSO:iPr
N-N&
NCOOMe
NCOOEi
NCOGPr
NCOOiPr
NCONHEt
NCONHPr
NCONH,
NCONHMe
HCK
NCOSMe
NCOS Ei

0
0
0
0
о
0
0
0
0
0
0
о
О

О

О

о
О

о
О

О

О

О

О

0

О

О
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CF,

CF,

CF3

CF,

CFj

CF3

CFj

CF3

CF3

CF3

СРз

CF3

CF3

CF3

CF,

CF,

CF

CFj

CF3

CF,

CF,

c~

CFj

CF3

CF,

CF,

C=3

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

СЧ

CN

CN

CN

CN

CN

Os

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

N-HMs

NHMe

NHMe

NHMe

N L L

NHMe

NHMe

NHMe

NHEe

NHE

NHEi

NHEs

NCSOMe

NCSOEt

NCSOPr

NSONH

VSO NHMe

NSO,NMe,

NP(O)(OMe).

NP(O)(QEt)

NP(O)Ei

NP(O}Me(OMe}

NQO)C{0)H

NCfO)C(O)Me

NC<0 C(O)OMe

NCfO)CG)QEt

NC(O)C(O)OH

NQNFJVH

NC(NOH)NH

NC(NH)OMe

NC(NH)OEt

NCOM-

NCOE

NCOPr

HCHO

0

0

0

0

0

о

0

0

0

0

0

0

0

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о
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CFj
CFJ

CF,

CF,

CFj

CPJ

CF3

CF,

CFj

CF3

CFj

CF,

CF

CFj

CF3

СРз

CF3

CF,

CF,

CF3

CF3

CFj

CFJ

CF,

СРз

CF,

CF3

CF,

CN

CN

CN

CT

CN

C\

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

СЬ

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

ON

CN

NHEt

NHEi

NHEi

NHEi

NHEt

NHEi

NHEI

NHEI

NHEt

NHEt

NHEi

NHEE

NHEI

NHEI

NHEt

NHE

NHEt

NHEi

NHEt

NHEi

NHEI

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEi

NHEi

NHEi

NCGiPr

NCOPh

NSOMe

NSOEt

NSO.Pr

NSOPh

NNO,

NCOGMe

NCOOEi

NCOOPr

NCOOiPr

NCONHEt

NCONHft

HCONHMe
NCh
NCOSMe
NCOSEt
N-CSOMe
NCSOEt
NCSOPT

NSO,NH
NSftNHMe
NSONMe
Mp(O)(OMe;
NP О (ОБО

О

О

О

о
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о

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о

о
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CF,
CF3

CF3

CF3

CFi
CF;

CFj
CF3

CF3

CF3

CF,
CF;

CF3

CF3

CF,
CF,
CC!:F
CCbF
CCbF
CChF
CCI,F
CCbF
CC1,F
CCbF
CCIjF
CC1;F
COjF
CChF

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

NHEi
NHEi
NHEi
NHEt
NHEt
NHEt
NHEt
NHEE

NHEi
NHEt
NHEi
NHEt
NHEt
NHEi
NHB
NHEE

NH,
NH,
NH,
NH,
NH,
NH,
NH;
NH,
NH;
да.
NH;
NH,

NP(O)Me:
NPtO)E£,
NP(O)MefOMe)
NP(O)(OPr;:
NCCO)C(O)H
NC(O)C(O)Me
NC(G)C<O}OMe
NC(O)CfO)OEi
NC(O)C(O)NH,
MC(0)C(0)OH
NQNH)NH2

NC(NOH)NH;
NC(NH)NHMe
NC(NHlNMe2

NC(NH)OMe
NC(NH)OE[
NCOMe
NCOEl
NCOPr
NCHO
NCOiPr
NCOtBa
NCOPh

NSO,Ei
NSO2Pr
NSO;Ph
NSOMPr

0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0

-

CCbF
CCbF
CC!,F
CCt,F
CCbF
CC!;F
CCJ2F
CCJ;F
CCijF
CCIjF
CCbF
CCi2F
CCbF
CC1,F
CCI;F
ca,F
CCbF
CC1;F
CCbF
CCbF
ca:F
CCbF
CCbF
CCI,F

CCbF
CGjF
COjF
CCUF

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

NH;
NH;
NH;
NH;
NH;
NHj
NH;
NH2

NH,
N11;
NH,
NH;
NHj
NH,
NH,
NH,
NH;
NH;
NK;
NHj
NH;
NH;
NH;
NH;
NHj
NH;
NH;
NH,

NbO;
NCOOMe
NCOOEt
NCOOPr
NCOCHPr
NCONHEr
NCONHPr
NCONH;
NCONHMe
NCN
NCOSMe
NCOSE!
NCSOMe
1NCSOE1
NCSOPr
NS0,NH;

NSQiNHMe

NP(OJfOMs),

NP(O)Me,
NPfOJEt,
NP{OSMe{OMe)
NP(O)(OPrij
NC(O)C(O)H
NC(0iC(0)Me
NC{O)C{0)OMs
NC(O)c;o;oEt
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CCbF
CCUF
CCbF
CCbF
CCUF
CCUF
CCUF
СС1гР

CCUF

CCUF

CC13F

CCbF

CC1:F

CCUF

CCUF

CCUF

CCUF

C C U F '

CCbF

CCUF

CCbF

CCUF

CCUF

CCbF

CCUF

CCUF

CCUF

CCUF

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CH

"ЧН;

NH;

NH:

NH;

NH;

NH;

NHi

NHj

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NQO)C<G)NH
hCiG)C{O)OH

NC(NH)NH3

NC(NOH)NHj

NC(NH)NHMe

NCCNffiNMe;

NC(NH)OMe

NC(NH)OE:

NCOMe

NCOEf

NCOPr

NCHO

NCOiPr

NCOtBu

NCOPh

N5O3Me

NSO2Ei

N S d P r

NSO;Ph

NSO31PT

NNO,

NCOOMe

NCOOEl

NCOOPr

NCOOiPr

NCONHEt

NCONHPf

NCONH;

CCbF
CCI,F
CCbF
CCJ,F
CC1.F
CCI2F
CC12F
CCI3F
CCI3F
CCbF

CCIiF
CQ2F
CCUF
CCbF
CCbF
CCKF
CCbF
CC!;F

ca,F
CCbF
CCI:F
CQiF
ca5F
CC!;F
CCI,F
CC!jF
CCJ,F
CCbF

cv
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CM
ON
CN

NHMe
MHMs
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe

NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe

NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMs
NHMe
NHMe
NHMe

NCONHMe
NCN
NCOSMe
NCOSEt
NCSOMe
NCSOEt
NCSOPr
NSO;NH2

N5OjNHMe
NSOjNMe,
NP(O)(OMe),
NP{O)COEt),
NP(O)Me3

NPCO)Et;
NP(0)Me(OMe)
NP(OXOPr),
Nqox:{0)H
NCfO)QO)Me
NC[O)C(O}OMe
Na0)C(O)0Et
NC(O)C(0)NH3

NC(O)C(O)OH
NC(NH)NHj
NC(NOH)NH:

NQNHJNHMe
NC(r-H)NMe2

NC{NH)OMe
NCCNHiOEi
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CCbF
CCUF
CCbF
CCUF
CC];F
CCbF
CCI2F
CCljF
ca.F

CCbF
CCI2F
CC12F
CCbF

CCI2F
CCbF
CCUF
CCbF
CCbF
CCUF
CCUF
CQ3F

CCI,F

CCljF
CCbF
CCbF
CC!:F
CCbF
CCbF

CN
CN
Ch
CN
CN
CN
CN
CN
CN

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

NHEt
NHEt
NHEt
NHEt
NHEt
NHEt
NHEt
NHEc

NHEt
NHEt
NHEt
NHEt
NHEc
NHEt
NHEt
NHB
NHEt
NHEt
NHB
NHEt
NHEt
NHEt
NHEt
NHEt
NHEt
NHEE

NHEt

h'COMe
NCOB
NCOPr
hem
NCOiPr
NCGtBu
NCOPh
NSCbMe
NSO3El
NSO:Pr
NSO2Ph
ШСчІРг

NNO3

NCOOMe

HCOOEt

NCOOPr

NCOOiPr

NCONHEt

NCONHPr

NCONH2

NCONHMe

NCN

NCOSI^

NCOSEt

NCSOMe

NCSQEt

NCSOPr

NSO.NH,

CCljF

CC! :F

CCbF

c a 3 F

CCbF

CCIjF

CCJ2F

CC1,F

CCbF

CCJ,F

CCbF

CC13F

CC1,F

CCUF

CCbF

CCI^F

CCi,F

CCljF

CCI2F

CC1;F

CCJ2F

CCbF

CCi,F

CCI2F

CCbF

CC1;F

CCU¥

CN
CN

CN

CN

CN

СЫ

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

NHEi

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEE

NHEt

NHEt

NHEt

NHEi

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

NHEt

МНЕЇ

NH;

NH;

NH2

NH,

NH.

NH;

NH;

NH;

NSONHMe

NSQ;NMe,

NP(O)(OMC);

NP(O)(OEt;,

NP(O)Mc2

NP(O)Et,

NP(O)Me(OMe)

NP(O)(0Pr)j

NC(O)CCO)H

NC(O)C(O)Me

NQO)C(0)OMe

NC(O)C(0)QEt

NC{O)qO)NH2

NC{O)C(O)OH

NC(NH}NH2

NC(NOH)NH,

NC(NH)NHMe

NC(NH)NMe;

NC(NH)OMc

NC(NH)OEt

NH

NCOMe

NCOEt

NCOPr

NCHO

NCOiPr

NCQtBu

NCOPh

-

-

-

0

0

0
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CG.F
CC1;F
CC1,F
CCbF
CC12F
CCI2F
CCbF
CC1;F
CC13F
CQ:F

ca2F
ca,F
CCi2F
CCI,F
CCi,F
CC!2F
CCJjF
CCljF
CCbF
CCbF
ссу
CCfeF
ca,F

ca3F
CC1,F
CCljF
CCIjF
с с у

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

CN
CN
CN
CN
CN

NH,
NH;
NH;
NH,
NH,
NH;
NHj
NH;
NH,

NH2

NH2

NH3

NH2

NH3

NH2

NH,
NH,
NH;
NH,
NH,
NH:

NHj
NHi

NH;
NH;
NH;
NH;
NH;

NSO;Me
NSOjb
NSOiPr
NSO:Ph
NSO3iPr
NNO;
NCOOMe
NCOOEt
NCOOFT

NCOOiPr
NCONHEt
NCONHî
NCONH,
NCONHMe
NCN
NCOSMe
NCOSS

NCSOMe
NCSGEi
NCSOPr
NSÔNHj

NSO:NMe,
NP(OKOMe}2
NP{O)(OEt)3

NF(O)Mc,
NFtOJEb
NP{O)Me(OMe)

0
0
О

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0

0
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CCbF
CCl;F
с с у
с с у
CChF
с с у
с с у
с с у

CCI;F
CCI2F
CCi2F
CC1,F
CCUF
с с у
CCbF
CCbF
CCbF
CC3,F
CCbF
ca2F
ca2p
CCbF

CCbF
CCbF
CC!2F
CCt;F
CC!,F

CN
CH
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN
CN

CN
CN
CN
CN
CN

NH,
NH2

NH:

NH;
NH,
NH,
NH,
NH;
NH:

NHj
NH;
NH3

NH;
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe
NHMe

NP(O)(OPrh
NCfO}C(O)H
NC(O)C(O)Me
NC(01C(O)0Me
NC(O)C(O)OEt
NC(O)C(O)NH,
NQO)C(O)OH
NaKH)NH!
NC(NOH)NH2

NCSNH)NHMfi
NC(NH)NMej
NC{NH}OMe
NC(NH)OEi
NCOMe
NCOEt
NCOPr
NCHO
NCOiPr
NCOtBu
NCOPh
NSO;Me
NSO,Et
NSOjPr
NSOjPh
NSCXiPr
NN02

NCOOMe
NCOOEi

0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
0
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CCUF
CCbF
CCbF
CC13F
CCUF
CCUF
CCbF
CCUF
CCI3F
ССІ#

CCUF

CCI3F

CCUF

CC3,F

CC1:F

CCbF

c a , F

CCUF

CC\F

CCUF

CCi3F

CCl̂ F

CCUF

CCbF

CCbF

CCbF

CCUF

CCUF

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

CN

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

NHMe

N'COOPr

NCOO.Pr

NCONHEi

NCONHPr

NCONH,

NCONHMc

NCN

NCOSMe
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NSĈ Pr

NSĈ Ph
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КОМПОЗИЦІЇ ТА СПОСОБИ ЗАСТОСУВАННЯ
Даний винахід відноситься до пестицид них

композицій та способів боротьби з членистоногими
нематодами, гельмінтами або найпростішими шкі-
дниками, використовуючи речовини формули (І)
або (II), які вказані вище

У переважному аспекті даний винахід відно-
ситься до способу боротьби з членистоногими або

нематодами на МІСЦІ, ЯКИЙ включає внесення до
місця появи їх ефективної КІЛЬКОСТІ проти членис-
тоногих або проти нематод речовини формула (І)
або (II), або композиції, що включає вказану речо-
вину та його сільськогосподарський прийнятний
інертний носій У більш переважному варіанті да-
ного винаходу членистоногі, пригнічення яких є
бажаним, представляють собою комах, та в цьому
випадку даний винахід пропонує спосіб боротьби з
комахами на місцевості, який включає внесення на
вказаній місцевості інсектицидно ефективної КІЛЬ-
КОСТІ речовини або формули (І), або (II), або інсек-
тицидно ефективної КІЛЬКОСТІ інсектицидної компо-
зиції, що включає інсектицидно ефективну
КІЛЬКІСТЬ речовини або формули (І), або (II) та його
сільськогосподарський прийнятний інертний носій

У другому переважному варіанті даного вина-
ходу бажано пригнічення нематод, та в цьому ви-
падку даний винахід пропонує спосіб боротьби з
нематодами на місцевості, який включає внесення
на вказаній місцевості ефективної КІЛЬКОСТІ (проти
нематод) речовини або формули (І), або (II), або
нематоцидно ефективної КІЛЬКОСТІ КОМПОЗИЦІЇ про-
ти нематод, що включає нематоцидно ефективну
КІЛЬКІСТЬ речовини або формули (І), або (II) та його
сільськогосподарський прийнятний інертний носій
Переважним вогнищем, на яке вносять ефективне
проти членистоногих (особливо проти комах) або
ефективну проти нематод КІЛЬКІСТЬ ВІДПОВІДНОЇ
речовини, є площа для вирощування сільськогос-
подарських культур, тобто площа, на якій вирощу-
ють або висаджують сільськогосподарські культу-
ри, або площа, на якій культура буде
висаджуватися/вирощуватися

Композиції, які можуть бути використані у ви-
наході у якості пестицидів, зокрема, проти членис-
тоногих (особливо проти комах) або проти нема-
тод, можуть містити приблизно від 0,001 до 95%
активної речовини або формули (І), або (II) Термін
"активний компонент або формули (І), або (II)" або
"активний компонент", який використовується в
описі, відноситься до речовини або формули (І),
або формули (II), або його солі Також тут викори-
стовується вираз "сполука або формули (І), або
(II)", яке означає речовину або його сіль

Розчинені рідкі рецептури, які вносять на міс-
цевість, що оброблюється або сільськогосподар-
ську культуру, звичайно містять приблизно від
0,001 до 3% активної речовини або формули (І),
або (II), переважно приблизно від 0,1 до 0,5%,
Тверді рецептури, які вносять на місцевість, що
оброблюється або сільськогосподарську культуру,
звичайно містять приблизно від 0,1 до 8% активної
речовини або формули (І), або (II), переважно
приблизно від 0,5 до 1,5%

Концентровані композиції представляють со-
бою склади для продажу, або які транспортуються,
або зберігаються Для нанесення на рослини зви-
чайно такі композиції розчиняють у воді та засто-
совують їх у такій розведеній формі Розчинені, а
також концентровані форми представляють собою
частину винаходу

Концентровані рецептури звичайно містять
приблизно від 5 до 95% активної речовини або
формули (І), або (II), переважно приблизно від 10
до 50%
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Інсеїсгицидні композиції винаходу можна вно-

сити одноразово або багаторазово на протязі
всього сезону комах Інсектицидні композиції ВІД-
ПОВІДНО винаходу звичайно вносять на місцевість,
що оброблюється, або культуру у КІЛЬКОСТІ при-
близно від 0,04 до 2кг/га активної речовини, пере-
важно приблизно від 0,1 до 1кг/га

Концентровані інсектицидні композиції ВІДПО-
ВІДНО винаходу можуть знаходитися у твердій фо-
рмі, наприклад дуетів, або гранул, або зволожених
порошків, або переважно у рідкій формі, такій як
концентрат, що емульгується або справжній роз-
чин

Композиції ВІДПОВІДНО даному винаходу зви-
чайно містять приблизно від 0,5 до 95% активної
речовини Частину композиції, що залишилась до
100%, включає носій, а також різні домішки, такі як
ті, що вказані нижче Тут термін "носій" означає
органічний або неорганічний матеріал, який може
бути природнім або синтетичним, та який пов'яза-
ний з активним компонентом, та який сприяє його
внесенню на місцевості, що підлягає обробці, або
зайнятій сільськогосподарською культурою Таким
чином, цей носій звичайно є інертним та повинен
бути прийнятним для сільськогосподарського гос-
подарства, особливо на місцевості, що роздивля-
ється або оброблюється, або культурі Цей носій
може бути твердим (глини, силікати, дюксид крем-
нію, смоли, воски, добрива т а т ш) або рідким (во-
да, спирти, кетони, нафтяні розчинники, насичені
або ненасичені вуглеводи, хлоровані вуглеводи,
зжижений нафтяний газ та т ш ) Серед багатьох
домішок, композиції винаходу можуть містити по-
верхнево-активні речовини, а також ІНШІ компоне-
нти, такі як диспергатори, пов'язуючи речовини,
протипінні агенти, антифризи, фарбуючі речовини,
загусники, адгезійні агенти, захисні колоїди, прони-
каючі агенти, стабілізуючі агенти, пасивуючі аген-
ти, антифлокулянти, інгібітори корозії, пігменти та
полімери

Більш узагальнено, композиції винаходу мо-
жуть містити всі види твердих та рідких домішок,
які ВІДОМІ з рівня техніки інсектицидів та інсектици-
дної обробки

Можна використовувати поверхнево-активні
речовини емульсійного або зволоженого типу, ІОН-
НІ або неюногенні Можливі поверхнево-активні
речовини представляють собою солі поліакрило-
вою або лігнінсульфонової кислоти, солі фенолсу-
льфокислоти або нафталінсульфокислоти, проду-
кти конденсації оксиду етилену з жирними
спиртами або жирними кислотами, або жирними
амінами, або заміщеними фенолами (особливо
алкілфенолами або арилфенолами), солями ефі-
рів сульфобурштинової кислоти, ПОХІДНІ таурину
такі як алкілтаурати, ефіри фосфорної кислоти,
або складні ефіри спиртів або поліетоксильованих
фенолів Коли розпилюючим засобом є вода, зви-
чайно необхідно використовувати принаймні одну
поверхнево-активну речовину, оскільки активні
компоненти не розчинні у воді

Способом застосування композицій винаходу
звичайно є розприскування суміші, котру готують
заздалегідь шляхом розчинення більш концентро-
ваних рецептур у ВІДПОВІДНОСТІ з винаходом Твер-
ді композиції можуть бути порошками для розпи-
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лення або диспергування (в яких вміст активного
компоненту може складати до 100%) та гранула-
ми, особливо екструдованими або пресованими
гранулами, або гранули можуть бути приготовлені
шляхом пропитки порошку (тоді ВМІСТ активного
компоненту у таких порошках може бути приблиз-
но між 1 та 80%) РІДКІ КОМПОЗИЦІЇ або композиції,
які повинні бути рідкими при використанні, вклю-
чають розчини, водорозчинні концентрати, емуль-
говані концентрати, емульсії, зволожені порошки,
або пасти, або гранули, що диспергуються у воді

Концентрати, що емульгуються, звичайно міс-
тять приблизно від 10 до 80% активної речовини,
при використанні емульсії звичайно містять при-
близно від 0,01 до 20% активної речовини

Наприклад, концентрати, що емульгуються,
можуть містити розчинник та приблизно від 2 до
20% (за ступенем необхідності) підходящих домі-
шок, таких як стабілізатори, поверхнево-активні
речовини, агенти, що проникають, інгібітори корозії
та ІНШІ вже перераховані домішки

Ці концентрати звичайно розчиняють у резер-
вуарній воді, з тим, щоб отримати розчин, що при-
датний для розбризкування Концентровані су-
спензії також можна вносити шляхом
розбризкування, при цьому вони повинні бути рід-
кими, не допускається виділення та випадіння на
дно яких-небудь твердих речовин Звичайно вони
містять приблизно від 1 до 75% активної речовини
(переважно приблизне від 2 до 50%), приблизно
від 0,5 до 15% поверхнево-активної речовини,
приблизно від 0,1 до 10% загусника та приблизно
від 0 до 10% інших домішок, що підходять, які вка-
зані вище, КІЛЬКІСТЬ, що залишилась приходиться
на воду або на органічну рідину, у якій активний
компонент не розчиняється або має низьку роз-
чинність

Звичайно зволожені порошки містять активний
компонент (приблизно від 1 до 95%, переважно
приблизно від 2 до 80%), твердий носій, агент, що
зволожує (приблизно від 0 до 5%), диспергуючий
агент (приблизно від 3 до 10%) та, у необхідному
ступені, приблизно від 0 до 10% інших домішок,
таких як стабілізатори та ІНШІ вже вказані вище

Для того, щоб отримати ці зволожені порошки
або розпиляючи порошки, необхідно ретельно
перемішати активні компоненти та домішки, як,
наприклад, при розмолі у млині або аналогічному
пристрої

Гранули, що диспергуються, звичайно отри-
мують за допомогою агломерації порошку з послі-
дуючим способом гранулювання, що підходить
Описані тут емульсії можуть бути типу "масло у
воді" або "вода в маслі" Протікання емульсій може
змінюватись від малов'язких до високов'язких, за
властивостями, що близькі до гелю

Серед цих багатьох композицій або рецептур
спеціаліст у цій області техніки зможе вибрати
найбільш ПІДХОДЯЩІ, що відповідають конкретним
умовам обробки

Речовини та композиції винаходу також мо-
жуть використовуватись у суміші з іншими пести-
цидами, наприклад, з інсектицидами, акарицидами
або гербіцидами

Цей винахід додатково ілюструється наступ-
ними прикладами, які не треба роздивлятись як
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обмеження винаходу, вони приведеш з метою
кращого його застосування

Біологічна ефективність
Наступні представлені способи були викорис-

тані для внесення речовин цього винаходу та для
дослідження біологічної ефективності, що отрима-
на від їх застосування змочування грунту на рос-
линах, що заражені попелицею, використання
приманки для мух

Використовували наступні види
РОД, ВИДИ ЗВИЧАЙНА НАЗВА
Aphis gossypn Попелиця листя бавовни
Schizaphis grammum Попелиця злаків
Musca domestica Домашня муха

Дослідження змочування грунту (системна ак-
тивність попелиці)

У горщиках висаджують рослини бавовниката
сорго За одну добу до обробки у кожний горщик
випускають приблизно 25 попелиць змішаної по-
пуляції Рослини бавовника заражають попели-
цею, а рослини сорго заражають злаковою попе-
лицею Вибрані речовини формули (І) або
формули (II) наносять на поверхню грунту у тако-
му розчиненні, що подати до грунту еквівалентну
концентрацію речовин 10 ваг год /млн КІЛЬКІСТЬ
попелиць підраховують через 5 діб після обробки
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КІЛЬКІСТЬ попелиць на оброблених рослинах зпівс-
тавляють з їх КІЛЬКІСТЮ на необроблених, контро-
льних рослинах Наступні речовини продемонст-
рували більш, ніж 30%-ну смертність на попелицях
або на злакових попелицях 1а, 1Ь, 3-29, 30а, 31,
32

Приманка для мух/ контактне дослідження
Приблизно 25 дорослих (4 - 6 денних) мух

(Musca domestica) анестезують та поміщають до
клітки з приманочним водним розчином цукру, що
містить речовину Концентрація речовини у розчи-
ні складає 100 ч/млн Через 24 години мухи, які не
реагували на стимулювання, вважаються мертви-
ми Наступні речовини продемонстрували більш
ніж 30%-ну смертність на домашній мусі 1, 1а, 1Ь,
2, 3 -10, 12 -14, 16, 18 - 20, 22, 25, 26, 28 - ЗО, 30а,
31, 32

Хоча цей винахід було описано у вигляді різ-
них переважних варіантів, кваліфікований спеціа-
ліст може визнати, що можуть бути отримані різні
модифікації, заміщення, виключення та зміни, без
відхилення від змісту винаходу У ВІДПОВІДНОСТІ З
цим, мається на увазі, що об'єм даного винаходу
обмежується тільки об'ємом наступної формули
винаходу, що приводиться нижче, включаючи її
еквіваленти

ДП «Український інститут промислової власності» (Укрпатент)

вул Сім'ї Хохлових, 15, м Київ, 04119, Україна

( 0 4 4 ) 4 5 6 - 2 0 - 90

ТОВ "Міжнародний науковий комітет"

вул Артема, 77, м Київ, 04050, Україна

( 0 4 4 ) 2 1 6 - 3 2 - 7 1


