4-Нитропиразолин-5-оны – новый легкодоступный структурный класс фунгицидов для защиты растений
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Разработка новых типов фунгицидов для сельского хозяйства обусловлена развитием грибковой резистентности к широко используемым соединениям. В настоящее время только четыре семейства агрохимических фунгицидов (классифицированных по способу действия) занимают около 80% мирового рынка.[1] Наиболее важными из них являются ингибиторы деметилирования (DMI, например, триазолы), «мультисайтовые» фунгициды, такие как дитиокарбаматы, ингибиторы Qo-сайта комплекса III, такие как производные стробилуринов, и ингибиторы сукцинатдегидрогеназы (SDHI). Из этого следует, что соединения с различными способами действия необходимы для расширения спектра фунгицидного контроля и минимизации риска развития резистентности.  
В качестве нового структурного класса фунгицидов нами были предложены 4-нитропиразолин-5-оны. [2] В настоящей работе нами был разработан первый масштабируемый и практически применимый метод синтеза нитропиразолонов, позволяющий получать данные вещества в мультиграммовых количествах без необходимости в дальнейшей очистке. Синтезированные соединения показали высокую фунгицидную активность в отношении широкого спектра фитопатогенных грибов (Venturia inaequalis, Rhizoctonia solani, Fusarium oxysporum, Fusarium moniliforme, Bipolaris sorokiniana, Sclerotinia sclerotiorum). Ингибирование роста мицелия сравнимо или превосходит активность крезоксим-метила – широко применимого и коммерчески доступного фунгицидного препарата. Активность in vitro в отношении S. aureus, C. albicans и A. niger показала, что нитропиразолоны являются многообещающими кандидатами против патогенов человека. Установлено, что ключевыми факторами для проявления высокой фунгицидной активности являются ароматический заместитель у атома N1 и малые заместители, такие как метильные, в положениях С3 и С4 пиразолонового цикла.
Работа выполнена при поддержке гранта РНФ 19-73-20190.
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