
I. £ÄÇÆÇÐËÇ
ªÏËÐÑà×ËÓÞ (ËÏËÆÂÕÞ) ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ë ËØ ÔÑÎË, ÄÒÇÓ-
ÄÞÇ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ Ë ÑÒËÔÂÐÐÞÇ ±ËÐÐÇÓÑÏ 1 ÇÜÇ Ä ÍÑÐÙÇ ÒÓÑ-
ÛÎÑÅÑ ÄÇÍÂ, ÃÎÂÅÑÆÂÓâ ËØ ÄÞÔÑÍÑÌ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕË
ÒÓËÄÎÇÍÂáÕ ÄÔÇ ÃÑÎßÛÇÇ ÄÐËÏÂÐËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ ÍÂÍ ÔËÐ-
ÕÑÐÞ ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÍÎÂÔÔÑÄ ì ÔÎÑÉ-
ÐÞØ à×ËÓÑÄ, ÂÏËÆÑÄ, ÑÓÕÑà×ËÓÑÄ, ÂÏËÆËÐÑÄ, ÂÏËÆÓÂÊÑÐÑÄ,
ÅËÆÓÂÊËÆËÐÑÄ, ÂÏËÆÑÍÔËÏÑÄ Ë ÆÓ.

°ÆÐÂÍÑ ÑÔÑÃÞÌ ËÐÕÇÓÇÔ ËÏËÐÑà×ËÓÞ Ë ËØ ÔÑÎË ÒÓÇÆÔÕÂÄ-
ÎâáÕ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÎáÚÇÄÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ä ÔËÐÕÇÊÂØ ÓÂÊÐÑÑÃ-
ÓÂÊÐÞØ ÒâÕË- Ë ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞØ ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍ-
ÎÑÄ ì ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ, ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ, 1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑÄ, ÒËÓË-
ÏËÆËÐÑÄ, ÕÓËÂÊËÐÑÄ Ë ÆÓ., Â ÕÂÍÉÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
ÂÕÑÏÞ ÂÊÑÕÂ, ÍËÔÎÑÓÑÆÂ Ë ÔÇÓÞ (ÑÍÔÂÊÑÎÑÄ, ÑÍÔÂÊËÐÑÄ, ÑÍÔÂ-
ÆËÂÊÑÎÑÄ, ÕËÂÆËÂÊÑÎÑÄ Ë ÆÓ.).

³ÄÇÆÇÐËâ Ñ ÏÇÕÑÆÂØ ÒÑÎÖÚÇÐËâ, ÔÕÓÑÇÐËË Ë ØËÏËÚÇÔÍËØ
ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë ËØ ÔÑÎÇÌ ËÊÎÑÉÇÐÞ Ä ÏÑÐÑÅÓÂ-
×ËâØ 2 ë 4 Ë ÑÃÊÑÓÂØ 5, 6. °ÆÐÂÍÑ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÐÞÇ Ä àÕËØ ÓÂÃÑÕÂØ
ÆÂÐÐÞÇ Ñ ÓÇÂÍÙËâØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ, ÒÓËÄÑÆâÜËØ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËá ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÕÓÖÍÕÖÓ, Ô ÐÂÛÇÌ ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ,
ÆÂÎÇÍÑ ÐÇ ÒÑÎÐÞ, Â ÒÓËÏÇÐâÇÏÂâ Ä ÐËØ ÔËÔÕÇÏÂÕËÍÂ ÕÓÇÃÖÇÕ
ÖÔÑÄÇÓÛÇÐÔÕÄÑÄÂÐËâ. °ÕÏÇÕËÏ, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË, ÚÕÑ Ä 1992 Å.
ÒÑâÄËÎÔâ ÑÃÊÑÓ 7, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞÌ ÔËÐÕÇÊÖ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÓâÆÂ
1,3,5-ÕÓËÂÊËÐÂ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.
¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÐÑÄÞÇ à××ÇÍÕËÄÐÞÇ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐ-
ÕÇÊÂ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ,

ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÒÑÎÇÊÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË. ´ÂÍËÏ
ÑÃÓÂÊÑÏ Ä ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÄÓÇÏâ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÄÑÊÓÑÔÎÑ ÍÑÎËÚÇÔÕ-
ÄÑ ÒÖÃÎËÍÂÙËÌ Ä àÕÑÏ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËË. £ ÐÂÔÕÑâÜÇÌ ÓÂÃÑÕÇ ÏÞ
ÒÑÒÞÕÂÎËÔß ÔËÔÕÇÏÂÕËÊËÓÑÄÂÕß Ë ÍÓËÕËÚÇÔÍË ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÕß
ËÐ×ÑÓÏÂÙËá ÒÑ ÒÓËÏÇÐÇÐËá ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÅÇÕÇÓÑ-
ÙËÍÎÑÄ, ÒÑâÄËÄÛÖáÔâ Ä ÒÇÓËÑÆ Ô 1975 ÒÑ 1994 Å. ¢ÑÎÇÇ ÓÂÐÐËÇ
ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÒÑÎÖÚÇÐËË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ËÏË-
ÐÑà×ËÓÑÄ ÏÑÉÐÑ ÐÂÌÕË Ä ÏÑÐÑÅÓÂ×ËË 4, ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÐÑÌ Ä
1975 Å. ®Þ ÃÖÆÇÏ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß ËØ ÎËÛß ÒÑ ÏÇÓÇ ÐÇÑÃØÑÆË-
ÏÑÔÕË.

®Þ ÓÂÔÒÑÎÑÉËÎË ÏÂÕÇÓËÂÎ ÒÑ ÕËÒÖ ÑÃÓÂÊÖáÜÇÅÑÔâ ÅÇÕÇ-
ÓÑÙËÍÎÂ ì ÄÐÂÚÂÎÇ ÒâÕË- Ë ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞÇ ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÞ Ä ÒÑÓâÆÍÇ ÖÄÇÎËÚÇÐËâ ÓÂÊÏÇÓÂ ÙËÍÎÂ Ë ÍÑÎËÚÇ-
ÔÕÄÂ ÂÕÑÏÑÄ ÂÊÑÕÂ Ä ÙËÍÎÇ, ÊÂÕÇÏ ì ÒâÕË- Ë ÛÇÔÕË-ÚÎÇÐÐÞÇ
ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÞ Ô ÂÕÑÏÂÏË ÍËÔÎÑÓÑÆÂ Ë ÔÇÓÞ.
´ÂÍÂâ ÔËÔÕÇÏÂÕËÊÂÙËâ ÆÂÇÕ ÐÂÅÎâÆÐÑÇ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐËÇ Ñ ÔËÐ-
ÕÇÕËÚÇÔÍËØ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕâØ ÏÇÕÑÆÂ Ë ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÒÑÎÇÊÐÂ Ä
ÄÞÃÑÓÇ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËâ ÆÎâ ÆÂÎßÐÇÌÛËØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ.

II. ³ËÐÕÇÊ ÒâÕË- Ë ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞØ
ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ

1. ³ËÐÕÇÊ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ Ë D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÑÄ

±ÓË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÓÂÊÎËÚÐÞØ
ÍËÔÎÑÕ Ô ÂÙÇÕÂÎâÏË a-ÂÏËÐÑÍÇÕÑÐÑÄ Ä àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ,
1 ë 6 Ú) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÏËÆËÐÑÄ
1, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÔÑÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ (50 ë 1008³,
0.5 ë 6 Ú) ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ËÏËÆÂÊÑÎÞ (ÄÞØÑÆ
30 ë 85%).8 ë 16
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ÍÂ×ÇÆÓÞ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË Ë ØËÏËË ÐÇ×ÕË ¤¡¯¤ ËÏ. ª.®.¤ÖÃ-
ÍËÐÂ. ´ÇÎÇ×ÑÐ (095) 930 ë 9367
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°ÃÎÂÔÕß ÐÂÖÚÐÞØ ËÐÕÇÓÇÔÑÄ ÂÄÕÑÓÑÄ: ÔËÐÕÇÊ Ë ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÇÐËâ ÒâÕË- Ë ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞØ ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ Ô
ÐÇÔÍÑÎßÍËÏË ÅÇÕÇÓÑÂÕÑÏÂÏË.

¥ÂÕÂ ÒÑÔÕÖÒÎÇÐËâ 14 ÑÍÕâÃÓâ 1994 Å.

µ¥¬ 542.953 + 543.51 + 547.725.5 + 547.826

³ËÐÕÇÊ ÒâÕË- Ë ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞØ ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ
ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ

£.ª.¬ÇÎÂÓÇÄ, £.¯.¬ÑÛÇÎÇÄ

¤ÑÔÖÆÂÓÔÕÄÇÐÐÂâ ÂÍÂÆÇÏËâ ÐÇ×ÕË Ë ÅÂÊÂ ËÏÇÐË ª.®.¤ÖÃÍËÐÂ
117917 ®ÑÔÍÄÂ, ­ÇÐËÐÔÍËÌ ÒÓÑÔÒ., 65, ×ÂÍÔ (095)135-8895

£ ÑÃÊÑÓÇ ÑÃÑÃÜÇÐÞ Ë ÔËÔÕÇÏÂÕËÊËÓÑÄÂÐÞ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ Ñ ÒÓËÏÇÐÇÐËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ä
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ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ Ä ÍÑÎßÙÇ ÐÂÓâÆÖ Ô ÂÕÑÏÂÏË ÂÊÑÕÂ ÂÕÑÏÞ ÍËÔÎÑÓÑÆÂ Ë ÔÇÓÞ.
¢ËÃÎËÑÅÓÂ×Ëâ ì 350 ÔÔÞÎÑÍ.
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³ÑÅÎÂÔÐÑ ÒÂÕÇÐÕÐÞÏ ÆÂÐÐÞÏ 17 ë 19 ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ËÏË-
ÐÑà×ËÓÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÆËÂÏËÆÑÏ ÂÏËÐÑÏÂÎÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÏËÆÂÏ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 5-ÅËÆÓÑÍÔË-1¯-
ËÏËÆÂÊÑÎ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ, ÒÓÑâÄÎâáÜËÏ ËÏÏÖÐÑÔÕË-
ÏÖÎËÓÖáÜÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

£ ÓÂÃÑÕÇ 20 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ, ÚÕÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË àÍÄËÏÑ-
ÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ a-ÂÏËÐÑÐËÕÓËÎÑÄ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË
ÒËÓËÆËÐ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ Ë àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÏÖÓÂÄßËÐÑÌ ÍËÔÎÑÕ
Ô ÄÞØÑÆÑÏ 44 ë 86% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 5-ÂÏËÐÑ-4¯-ËÏËÆÂÊÑÎÞ 2a
ÐÂÓâÆÖ Ô ÐÇÊÐÂÚËÕÇÎßÐÞÏË ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂÏË (4 ë 10%) N-ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞØ 5-ÂÏËÐÑ-4¯-ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ 2.

¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÏ Ä àÕÑÌ ÓÇÂÍ-
ÙËË âÄÎâÇÕÔâN-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ ÂÏËÆËÐ 3, Â ÕÂÍÉÇ ÑÕÏÇÚÂáÕ, ÚÕÑ
ËÏËÐÑà×ËÓÞ ÆÓÖÅËØ ÍËÔÎÑÕ (R = Me, Ph, Cl3C, 4-NO2C6H4)

ÄÑÑÃÜÇ ÐÇ ÑÃÓÂÊÖáÕ ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ 2a, ÐÑ Ä ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ Ô
ÐËÊÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ (4 ë 12%) ÆÂáÕ N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 5-ÂÏËÐÑ-4¯-
ËÏËÆÂÊÑÎÞ 2.

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ àÕËÎÑÄÑÅÑ ËÏËÐÑà×ËÓÂ àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÏÖ-
ÓÂÄßËÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô a-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË a-ÂÏËÐÑÐËÕÓËÎÂÏË Ä
à×ËÓÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÏËÆËÐÂÏ 3 (R = EtOOC), ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË
ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÔÒËÓÕÇ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä àÕËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ 4-ÂÏËÐÑ-
5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1¯-ËÏËÆÂÊÑÎ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ (ÄÞØÑÆ
51 ë 92%).21, 22

¥Îâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÂÏËÆÑÄ 1-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 5-ÂÏËÐÑ-1¯-ËÏË-
ÆÂÊÑÎ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÃÞÎÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ ÓÇÂÍÙËâ ÍÑÐ-
ÆÇÐÔÂÙËË N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÏÖÓÂÄßËÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
Ô ÂÏËÆÑÏ a-ÂÏËÐÑÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ËÎËN-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ
ËÏËÐÑà×ËÓÂ 4 Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÏËÐÂÏË.23

£ ÔÄÑá ÑÚÇÓÇÆß ËÏËÐÑà×ËÓ A ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ËÊ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ
ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÏÖÓÂÄßËÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÂÏËÆÂ a-ÂÏËÐÑÙËÂÐÖÍ-
ÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

¡ÐÅÎËÌÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ24, 25 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÒÑÔÎÇÆÐËÌ ÏÇÕÑÆ
ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ à×ËÓÑÄ 1-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 5-ÂÏËÐÑ-1¯-ËÏËÆÂÊÑÎ-
4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ, ÍÑÕÑÓÞÇ âÄÎâáÕÔâ ÍÎáÚÇÄÞÏË ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâÏË Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÒÖÓËÐÑÄ.
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£ 1973 Å. ÐÇÏÇÙÍËÏË ÖÚÇÐÞÏË 26 ÃÞÎ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÖÆÑÃÐÞÌ
ÔÒÑÔÑÃ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ, ÊÂÍÎáÚÂáÜËÌÔâ ÄÑ ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËË àÍÄËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏË-
ÐÑà×ËÓÂ Ë a-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ä
ÉËÆÍÑÏ ÂÏÏËÂÍÇ ÒÑÆ ÆÂÄÎÇÐËÇÏ. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ä àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÒÓËÏÇÐâÎËÔß 1,3-ÆËÅËÆÓÑÍÔË-
ÂÙÇÕÑÐ,26, 27, 29 ë 31 a-ÅËÆÓÑÍÔËÍÇÕÑÐÞ,28, 31 a-ÅÂÎÑÅÇÐÍÇÕÑ-
ÐÞ 28, 32 Ë a-ÂÙÇÕÑÍÔËÍÇÕÑÐÞ.28 ²ÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆËÎËÔß ÒÓË
ÐÂÅÓÇÄÂÐËË (40 ë 708³) ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÒÑÆ ÆÂÄÎÇÐËÇÏ 13 ë 50 ÂÕÏ Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 3 ë 48 Ú; ÒÓË àÕÑÏ ÄÞØÑÆÞ ÙÇÎÇÄÞØ 2,4,5-ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞØ 1¯-ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ÔÑÔÕÂÄÎâÎË 10 ë 90% (ÕÂÃÎ. 1).

£ÒÑÔÎÇÆÔÕÄËË ÃÞÎÑ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ Ä ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑ-
ÄËâØ (808³, 35 ÂÕÏ, 15 Ú) ËÊ a-ÂÏËÐÑ- Ë a-ÂÙËÎÂÏËÐÑÍÇÕÑÐÑÄ Ô
ØÑÓÑÛËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1¯-ËÏËÆÂ-
ÊÑÎÞ.33, 34

µÆÑÃÐÞÏË ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕÂÏË Ä ÔËÐÕÇÊÇ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÊÂ-
ÏÇÜÇÐÐÞØ 1¯-ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ âÄÎâáÕÔâ N-ÙËÂÐÑÏÇÕËÎËÏËÆÂÕÞ
5. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ 5 (R1 = H, Ph) ÅËÆÓÂÊËÐÑÏ ËÎË
×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊËÐÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐÞ 1,5-ÆËÂÏËÐÑ-1¯-ËÏËÆÂÊÑÎÞ ì
ÍÎáÚÇÄÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÂÊÂËÐÆÑÎËÐÑÄÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍ-
ÎÑÄ.35 ±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË 5 (R1 = EtOOC, H2NCO) c
ÔÇÓÑÄÑÆÑÓÑÆÑÏ Ä ÒËÓËÆËÐÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 5-ÏÇÓÍÂÒÕÑ-1¯-ËÏË-
ÆÂÊÑÎÞ (ÄÞØÑÆ 20 ë 35%) ÐÂÓâÆÖ Ô 5-ÂÏËÐÑÕËÂÊÑÎÂÏË (ÄÞØÑÆ
10 ë 20%, ÔÏ. ÔØÇÏÖ 1).36

²ÇÂÍÙËâ N-ÙËÂÐÑÏÇÕËÎËÏËÐÑà×ËÓÂ ÏÖÓÂÄßËÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
Ô ÏÇÕÂÐÑÎßÐÞÏ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ HCl (208C, 0.5 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Í D2-
ËÏËÆÂÊÑÎËÐ-4(5)-ÑÐÖ (ÄÞØÑÆ 90%),37, 38 Â ÍËÒâÚÇÐËÇ Ô ÏÇÕËÎÂ-
ÕÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ì Í 4(5)-ÏÇÕÑÍÔËËÏËÆÂÊÑÎÖ (ÄÞØÑÆ
60%, ÔÏ. ÔØÇÏÖ 2).38

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË àÕÑÅÑ ÉÇN-ÙËÂÐÑÏÇÕËÎËÏËÐÑà×ËÓÂ
Ô ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÂÏËÐÂÏË (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 1) Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎÕÓË×ÎÂÕÂ Ä ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ (208³,
2 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 82 ë 91% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 1-ÅÇÕÇÓËÎ-5-ËÏËÐÑ-
D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÞ.38, 39 £ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÒÓË ÓÇÂÍÙËË 2-ÂÏËÐÑÕËÂ-
ÊÑÎÂ Ô ÆÄÖÏâ àÍÄËÄÂÎÇÐÕÂÏË N-ÙËÂÐÑÏÇÕËÎËÏËÆÂÕÂ Ä ÂÐÂÎÑ-
ÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 1,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ ËÏËÆÂÊÑÎ
6.38, 39

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ËÏËÐÑà×ËÓÂ àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÏÖÓÂÄßËÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô N-×ÇÐËÎÏÑÚÇÄËÐÑÌ Ä ´¤¶ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË HCl
ÒÓËÄÑÆËÕ Í 3-×ÇÐËÎËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐ-2,4,5-ÕÓËÑÐÖ (ÄÞØÑÆ
56%).22
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13 ë 50 ÂÕÏ
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R1 = H, HOCH2, HOCH2CH2, Alk, Ph;
R2 = H, Me, Ph, MeOCH2; R1 + R2 =7(CH2)47;
X = HO, Br, Cl, AcO
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´ÂÃÎËÙÂ 1. ±ÑÎÖÚÇÐËÇ 2,4,5-ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1H-ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ÍÑÐÆÇÐ-
ÔÂÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô a-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÍÂÓÃÑÐËÎß-
ÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË (ÓÇÂÍÙËâ (1)) Ä ÉËÆÍÑÏ ÂÏÏËÂÍÇ 26 ë 30

R R1 R2 µÔÎÑÄËâ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ £ÞØÑÆ,
ÓÇÂÍÙËË %

P, ÂÕÏ T, 8C t, Ú

H HOCH2 H 20 70 5 35
H H H 25 50 5 20
H Me Me 25 50 ë 60 10 43
H Ph H 25 50 ë 60 10 16
Me HOCH2 H 45 ë 50 60 ë 70 6 68
i-Pr HOCH2 H 30 68 3 48
Ph HOCH2 H 20 70 5 73
Ph Ph Ph 25 50 ë 60 15 25
Ph Me H 25 50 ë 60 5 ë 15 50
Ph Ph H 25 50 ë 60 5 ë 15 10
Ph Ph H 25 50 5 50
Ph Ph H 30 50 ë 60 5 ë 15 10
4-MeC6H4 HOCH2 H 18 60 15 69
4-MeOC6H4 HOCH2 H 29 70 4 76
PhCH2 HOCH2 H 15 50 20 85
4-ClC6H4CH2 HOCH2 H 20 70 15 42
cyclo-C6H11 HOCH2 H 20 70 15 63
PhCH2 HOCH2 H 18 60 20 59
3-Py HOCH2 H 28 68 3 63
4-Py HOCH2 H 28 68 3 39
Ph HOCH2CH2 H 13 40 48 61
Ph 7(CH2)27 25 50 ë 60 15 62
4-MeC6H4 Me H 25 50 ë 60 10 90

µÔÒÇØË ØËÏËË 64 (4) 1995 341



³ÑÅÎÂÔÐÑ ÒÂÕÇÐÕÐÞÏ ÆÂÐÐÞÏ 40 ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ËÏËÐÑ-
à×ËÓÂ ÖÓÇËÆÑÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÔÑ ÜÇÎÑÚßá Ä ÄÑÆÐÑÏ ÔÒËÓÕÇ
Ô ÄÞØÑÆÑÏ 95% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 4-ÂÏËÐÑ-D3-ËÏËÆÂÊÑÎËÐ-2-ÑÐ.

¶ÇÎßÆÏÂÐ Ë ÔÑÂÄÕ. 41 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ÐÇÖÔÕÑÌÚËÄÞÇ Ä
ÑÃÞÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ 2-(ËÐÆÑÎËÎ-3-ÏÇÕËÎ)-D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐ-4-
ÑÐÞ ËÊ àÕËÎÑÄÑÅÑ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 3-ËÐÆÑÎËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
Ë a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ ÒÑ ÔØÇÏÇ:

°ÆÐËÏË ËÊ ÐÂËÃÑÎÇÇ ËÐÕÇÓÇÔÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÓâÆÂ ËÏË-
ÆÂÊÑÎÂ âÄÎâáÕÔâ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÞ, ÚÕÑ ÔÄâ-
ÊÂÐÑ Ô ËØ ÄÞÔÑÍÑÌ Ë ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÑÌ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá Ë ÙÇÐÐÞÏË ÒÓËÍÎÂÆÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË.42, 43 ³ÑÇ-
ÆËÐÇÐËâ àÕÑÅÑ ÕËÒÂ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÓË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÔÑÎÇÌ ËÏË-
ÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÏË 1,2-ÆËÂÏËÐÂÏË.4, 5, 42 ³ÎÇÆÖÇÕ
ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ Ä ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ ÖÆÇÎâÇÕÔâ ÔËÐÕÇÊÖ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÑÄ ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ Ä ÍÑÎßÙÇ
ÃÇÐÊÑÌÐÞØ,44 ë 49 ×ÇÐËÎÖÍÔÖÔÐÞØ,44, 47 ë 49 3,4-ÆËÅËÆÓÑ- Ë
1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÐÂ×ÕÂÎËÐ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ,50 1-ÂÆÂ-
ÏÂÐÕÂÐÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ,51, 52 ×ÇÓÓÑÙÇÐËÎÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ,53 ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ ÓâÆÂ ×ÖÓÂÐÂ,54 ë 57 ÃÇÐ-
ÊÑ×ÖÓÂÐÂ,58 ËÐÆÑÎÂ,55, 59 ë 64 ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÂ,55 ÒËÓËÆËÐÂ,55

4,5,6,7-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑÕËÑ×ÇÐÂ,55 ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊË-
ÐÂ,65 ËÊÑÍÔÂÊÑÎËÐÂ 66 Ë ÆÓ., Â ÕÂÍÉÇ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞØ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÞ,67 ë 69

ÍÓÇÏÐËÌÂÎÍËÎßÐÞÇ ÓÂÆËÍÂÎÞ,70 ë 72 N-ÂÙËÎÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÖ,73

ÂÎÍÑÍÔË- Ë ÂÓËÎÑÍÔËÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË,74 ë 77 ÂÎÍËÎÕËÑ- Ë ÂÓËÎÕËÑ-
ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË,49, 78 ×ÑÔ×ÑÓÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ,79, 80 ÒÓÑ-
ÔÕÓÂÐÔÕÄÇÐÐÑ-ÊÂÕÓÖÆÐÇÐÐÞÇ ×ÇÐÑÎÞ 81 Ë Õ.Æ.

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ËÏÇáÕÔâ ÕÂÍÉÇ ÑÕÆÇÎßÐÞÇ ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐËË 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÑÄ ËÊ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ a,b-
ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞØ ÍËÔÎÑÕ Ë ËØ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ÏÇÕËÎÑÄÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ
(E)- Ë (Z)-b-×ÇÓÓÑÙÇÐËÎÂÍÓËÎÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ
(08³, 0.5 Ú; 50 ë 608³, 2 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 82 ë 88% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
(E)- Ë (Z)-2-(b-×ÇÓÓÑÙÇÐËÎÄËÐËÎ)-D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÞ (7).82

¿ÕËÉÇ ÂÄÕÑÓÞ ÒÑÍÂÊÂÎË,83 ÚÕÑ Ä ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 3-ÅËÆÓÑÍÔË-3-×ÇÓÓÑ-
ÙÇÐËÎÒÓÑÒËÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß (3 : 1) (E)- Ë
(Z)-ËÊÑÏÇÓÑÄ 7.

²ÇÂÍÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ b-(5-ÐËÕÓÑ×ÖÓËÎ-2)-ÂÍÓËÎÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÆË-Ò-ÕÑÊËÎÂÕÑÏ àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ä àÕÂÐÑÎÇ
(50 ë 558³, 18 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 83% ÒÑÎÖÚÇÐ Ò-ÕÑÊËÎÂÕ 2-[b-(5-
ÐËÕÓÑ×ÖÓËÎ-2)-ÄËÐËÎ]-D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÂ, ËÐÅËÃËÓÖáÜËÌ ÓÑÔÕ
ÒÂÕÑÅÇÐÐÞØ ÃÂÍÕÇÓËÌ.84, 85

ªÛËÍÂÄÂ 86 ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË àÕËÎÑÄÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ (E)- Ë
(Z)-b-R-ÍÑÓËÚÐÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑ-
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ÛÇÐËÇ 1 : 2) Ä àÕÂÐÑÎÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 64 ë 88% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎ (E)- Ë
(Z)-(b-R-ÔÕËÓËÎ)-D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÞ, ÒÓÑâÄÎâáÜËÇ ÅËÒÑÅÎËÍÇ-
ÏËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

°ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ 2-ÄËÐËÎ-D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐ, ËÔÒÑÎßÊÖáÜËÌÔâ
Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÏÑÐÑÏÇÓÂ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÄÑÆÑÓÂÔÕÄÑÓËÏÞØ ÒÑÎË-
ÏÇÓÑÄ, ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ËÊ 2-(b-
ÏÇÕÑÍÔËàÕËÎ)-D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÂ.74 ë 77, 87

¯ÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÛËÓÑÍÑÇ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ ÓÇÂÍÙËË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË
ÔÑÎÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ D2-ËÏË-
ÆÂÊÑÎËÐÑÄ, ÆÑ ÐÂÔÕÑâÜÇÅÑ ÄÓÇÏÇÐË ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÐÇ ËÏÇÇÕÔâ
ÔÄÇÆÇÐËÌ Ñ ÏÇØÂÐËÊÏÇ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË. ±Ñ-ÄËÆËÏÑÏÖ, ÍÑÐÆÇÐ-
ÔÂÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÅËÆÓÑØÎÑ-
ÓËÆÑÄ N-(2-ÂÏËÐÑàÕËÎ)ÂÏËÆËÐÑÄ (8), ÍÑÕÑÓÞÇ ÆÂÎÇÇ
ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÞ.88 £ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ ÒÓË
ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË ÒÓË 7108³ ÖÆÂÎÑÔß ÄÞÆÇÎËÕß Ë ËÆÇÐÕË-
×ËÙËÓÑÄÂÕß ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÞ ÕÂÍÑÅÑ ÕËÒÂ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÍËÒâÚÇ-
ÐËË Ä àÕÂÐÑÎÇ (2 ë 3 Ú) ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÑ ÒÓÇÄÓÂÜÂÎËÔß Ä
2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÞ.89

´ÂÍ ÍÂÍ ÒÇÓÄÂâ ÔÕÂÆËâ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÄÞÆÇÎÇÐËÇÏ
ÕÇÒÎÂ, ÕÑ ÑÃÞÚÐÑ ÔÏÇÛÇÐËÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô
àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ ÒÓÑÄÑÆâÕ ÒÓË ÑØÎÂÉÆÇÐËË (0 ë 108³) Ä
ÃÇÊÄÑÆÐÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇ (ÏÇÕÂÐÑÎ, àÕÂÐÑÎ, ÆËÑÍÔÂÐ, ÏÇÕË-
ÎÇÐØÎÑÓËÆ Ë ÆÓ.), Â ÆÎâ ÊÂÄÇÓÛÇÐËâ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÐÂÅÓÇÄÂáÕ
ÓÇÂÍÙËÑÐÐÖá ÔÏÇÔß (40 ë 788³) Ä ÕÇÚÇÐËÇ ÐÇÔÍÑÎßÍËØ ÚÂÔÑÄ.
°ÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ ÒÓË àÕÑÏ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÑÄ
ÒÇÓÇÄÑÆâÕ Ä ÑÔÐÑÄÂÐËâ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ ÂÎÍÑÅÑÎâÕÂ
ÐÂÕÓËâ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ËÎË àÕÂÐÑÎÇ, Â ÕÂÍÉÇ ÐÂÔÞÜÇÐÐÞÏ ÓÂÔ-
ÕÄÑÓÑÏ ÜÇÎÑÚË ÒÓË ÑØÎÂÉÆÇÐËË. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙÇÎÇÄÞÇ 2-ÊÂ-
ÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÞ ÒÑÎÖÚÂáÕ Ô ÆÑÄÑÎßÐÑ ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË (73 ë 95%) Ë ÃÇÊ ÒÓËÏÇÔÇÌ.

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ËÏÇáÕÔâ ÎËÛß ÑÕÆÇÎßÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ Ñ ÍÑÓÓÇ-
ÎâÙËË ÏÇÉÆÖ ÔÕÓÑÇÐËÇÏ ÍËÔÎÑÕÐÑÌ ÚÂÔÕË ÏÑÎÇÍÖÎÞ ËÏËÐÑ-
à×ËÓÂ, ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕßá ÓÇÂÍÙËË Ë ÄÞØÑÆÑÏ

ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÑÄ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË
ÒÑÎÖÚÇÐËË D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÂ 9Â ËÊ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ
4-ÅËÆ-ÓÑÍÔË-3,5-ÆË-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (10Â) ÕÓÇ-
ÃÖÇÕÔâ ÆÎËÕÇÎßÐÑÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ (8 ë 10 Ú), Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÂ 9b ËÊ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà-
×ËÓÂ 3-(4-ÅËÆ-ÓÑÍÔË-3,5-ÆË-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ×ÇÐËÎ)ÒÓÑÒÂÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (10b) ÊÂÄÇÓÛÂÇÕÔâ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 1.5 ë 2 Ú.44, 45, 81

®ÇÐßÛÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 10Â ÒÑ
ÑÕÐÑÛÇÐËá Í àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÖ ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ ÄÎËâÐËÇÏ àÎÇÍÕÓÑ-
ÐÑÆÑÐÑÓÐÑÅÑ ÑÍÔËÂÓËÎßÐÑÅÑ ÓÂÆËÍÂÎÂ, ÍÑÕÑÓÞÌ ÖÏÇÐßÛÂÇÕ
ÒÑÎÑÉËÕÇÎßÐÞÌ ÊÂÓâÆ ÐÂ ÂÕÑÏÇ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÐÑÌ
ÅÓÖÒÒÞ Ë ÒÑÐËÉÂÇÕ ÇÅÑ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÔÕß. £ ÔÎÖÚÂÇ ÅËÆÓÑ-
ØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 10b ÄÎËâÐËÇ àÕÑÅÑ ÓÂÆËÍÂÎÂ ÔÍÂÊÞ-
ÄÂÇÕÔâ Ä ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÏÇÐßÛÇÌ ÔÕÇÒÇÐË, ÕÂÍ ÍÂÍ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË
ÓÂÊÆÇÎÇÐÞ ÆÄÖÏâ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÞÏË ÊÄÇÐßâÏË.44, 45

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÊÂÍÑÐÑÏÇÓÐÑÔÕß ÃÞÎÂ ÐÂÌÆÇÐÂ ÒÓË ËÊÖÚÇÐËË
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË ËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÄ 3-ËÐÆÑÎÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ Ë 3-ËÐÆÑÎËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕ, ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËØ àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓÐÞÌ ËÐÆÑÎËÎßÐÞÌ ÓÂÆËÍÂÎ.61

£ ÓÂÃÑÕÇ 79 ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß, ÚÕÑ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ
b-×ÑÔ×ÑÓËÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑÒËÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ (11, n = 2)
ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ Ä ÆÄÂ ÓÂÊÂ ÏÇÆÎÇÐÐÇÇ, ÚÇÏ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÖÍÔÖÔÐÞØ ÍËÔÎÑÕ (11, n= 1).

¡ÄÕÑÓÞ ÑÃÝâÔÐâáÕ àÕÑ ÕÇÏ, ÚÕÑ ÒÓËÃÎËÉÇÐËÇ àÎÇÍÕÓÑ-
ÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÑÌ ×ÑÔ×ÑÓËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË Í ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÏÖ
ÙÇÐÕÓÖ ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕ ÇÅÑ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÔÕß, ÚÕÑ ÑÃÎÇÅÚÂÇÕ
ÓÇÂÍÙËá Ô àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ.

³ÎÇÆÖÇÕ ÕÂÍÉÇ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ ËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÄ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ âÄÎâáÕÔâ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ
ÃÑÎÇÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞÏË, ÚÇÏ ËÏËÐÑà×ËÓÞ. £ ÒÑÔÎÇÆ-
ÐÇÏ ÔÎÖÚÂÇ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâD2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÑÄ Ô ØÑÓÑÛËÏ ÄÞØÑ-
ÆÑÏ ÕÓÇÃÖÇÕÔâ ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÇ (10 ë 22 Ú) ÍËÒâÚÇÐËÇ
ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä àÕÂÐÑÎÇ ËÎË Ä ÆÓÖÅÑÏ ÒÑÆØÑÆâÜÇÏ ÓÂÔÕÄÑÓË-
ÕÇÎÇ,52, 59, 73 Â ËÏËÐÑà×ËÓÞ ×ÑÔ×ÑÓËÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÍËÔÎÑÕ
ÄÑÑÃÜÇ ÐÇ ÄÔÕÖÒÂáÕ Ä ÓÇÂÍÙËá Ô àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ.79 ¿ÕÑ
ÑÃÔÕÑâÕÇÎßÔÕÄÑ ÏÑÉÐÑ ÑÃÝâÔÐËÕß ÖÄÇÎËÚÇÐËÇÏ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎß-
ÐÑÔÕË ÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ÅÓÖÒÒÞ C=N Ä ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂØ
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÄÔÎÇÆÔÕÄËÇ ÃÑÎßÛÇÅÑ ÔÏÇÜÇÐËâ p-àÎÇÍÕÓÑÐ-
ÐÑÌ ÒÂÓÞ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË ÒÑ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËá Í ÂÕÑÏÖ ÂÊÑÕÂ
ËÏËÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ.4
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¬ÓÑÏÇ àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ä ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË Ë
ËØ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË ÄÄÑÆËÎËÔß Ë ÆÓÖÅËÇ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÇ 1,2-
ÆËÂÏËÐÞ, ÐÂÒÓËÏÇÓ 1,2-ÆËÂÏËÐÑÒÓÑÒÂÐ,90, 91 2,3-ÆËÂÏËÐÑ-
ÒÓÑÒÂÐ-1-ÑÎ 49 Ë àÓËÕÓÑ-1,2-ÆËÂÏËÐÑ-4,4,4-ÕÓË×ÕÑÓ-1-×ÇÐËÎ-
ÃÖÕÂÐ.46 °ÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ àÕËØ ÓÇÂÍÙËÌ 2,4-
ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ËÎË 2,4,5-ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÞ
ÒÓÑâÄÎâáÕ ÅËÒÑÕÇÐÊËÄÐÖá,92 ÅËÒÇÓÕÇÐÊËÄÐÖá,49 ÂÐÂÎßÅÇÕË-
ÚÇÔÍÖá Ë ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÖá 46 ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

°ÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞÌ ËÐÕÇÓÇÔ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô N-ÏÑÐÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË àÕË-
ÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË, ÒÓËÄÑÆâÜÂâ Í 1,2-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ D2-ËÏËÆÂ-
ÊÑÎËÐÂÏ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÕÓÖÆÐÑ ÒÑÎÖÚËÕß ÆÓÖÅËÏË ÏÇÕÑÆÂÏË.42

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ËÏÇáÕÔâ ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÅËÆÓÑØÎÑ-
ÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô N-ÂÎÍËÎ-,48, 81 N-(2-ÙËÂÐÑ-
àÕËÎ)-,55, 61, 62, 89, 93N-(ÂÆÂÏÂÐÕËÎ-1-ÏÇÕËÎ)-,52N-(ÕÓËÏÇÕËÎÔË-
ÎËÎÏÇÕËÎ)-,71, 94 N-ÂÓËÎ-,95 ë 97 N-ÃÇÐÊËÎ-,54, 55, 61, 62, 81, 89, 98 N-
(2-ÂÓËÎ-2-ÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎ)-,99 N-×ÖÓ×ÖÓËÎ-,54, 55, 64, 89, 100 N-ÕÇÕ-
ÓÂÅËÆÓÑ×ÖÓ×ÖÓËÎ-,64, 100 N-(ÕËÇÐËÎ-2-ÏÇÕËÎ)-,54, 89 N-(4-
×ÇÐËÎÕËÂÊÑÎËÎ-2)-, N-(ÃÇÐÊÑÕËÂÊÑÎËÎ-2)-,89, 101 ËÎË N-(ÃÇÐ-
ÊÑÕÓËÂÊÑÎËÎ-1-ÏÇÕËÎ)àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË.89

£ ÓÂÃÑÕÂØ 71, 94 ÒÑÆÓÑÃÐÑ ËÊÖÚÇÐÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÅËÆÓÑ-
ØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô 1,2-ÆËÂÏËÐÂÏË 12 ì àÕËÎÇÐÆËÂÏË-
ÐÑÏ, N-(ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎÏÇÕËÎ)àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ Ë 1-(ÕÓËÏÇ-
ÕËÎÔËÎËÎÏÇÕËÎ)ÂÏËÐÑ-2-ÂÏËÐÑ-2-ÏÇÕËÎÒÓÑÒÂÐÑÏ.

µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÄÞØÑÆ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÑÄ 13 Ä ÃÑÎßÛÇÌ
ÔÕÇÒÇÐË ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÔÕÓÑÇÐËâ ËÔØÑÆÐÑÅÑ 1,2-ÆËÂÏËÐÂ Ë Ä
ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÏÇÐßÛÇÌ ÔÕÇÒÇÐËì ÑÕ ÔÕÓÑÇÐËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ. ¿ÕÑÕ ×ÂÍÕ, ÑÚÇÄËÆÐÑ, ÏÑÉÐÑ ÑÃÝâÔÐËÕß ÒÓÑ-
ÔÕÓÂÐÔÕÄÇÐÐÞÏË ÊÂÕÓÖÆÐÇÐËâÏË, ÄÞÊÞÄÂÇÏÞÏË ÐÂÎËÚËÇÏ
ÑÃÝÇÏËÔÕÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ, ÐÂØÑÆâÜËØÔâ ÓâÆÑÏ Ô ÓÇÂÍÙËÑÐ-
ÐÞÏË ÙÇÐÕÓÂÏË Ä 1,2-ÆËÂÏËÐÇ. ±ÓË àÕÑÏ ÄÞØÑÆÞ D2-ËÏËÆÂ-
ÊÑÎËÐÑÄ 13 ÖÏÇÐßÛÂáÕÔâ ÑÕ àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ (ÄÞØÑÆ 68 ë 90%)
Í N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÏÖ àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÖ (12, R1 =Me3SiCH2, R2 =
H; ÄÞØÑÆ 53 ë 58%) Ë Í N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÏÖ 1,2-ÆËÂÏËÐÑÒÓÑÒÂÐÖ
(12, R1 =Me3SiCH2, R2 =Me; ÄÞØÑÆ 23 ë 34%).

¯ÂÅÓÇÄÂÐËÇ N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 14 Ô N-ÏÇÕËÎ-
àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ (120 ë 1308³, 1.5 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Í 1-ÏÇÕËÎ-2-(b-
R-ÔÕËÓËÎ)-D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÂÏ, ÒÓÑâÄÎâáÜËÏ ÅËÒÑÅÎËÍÇÏË-

ÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.102

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ËÏÇáÕÔâ ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÆËÅËÆÓÑ-
ØÎÑÓËÆÑÄ ÃËÔËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô àÕËÎÇÐÆË-
ÂÏËÐÑÏ 103, 104 Ë N-(ÂÆÂÏÂÐÕËÎ-1-ÏÇÕËÎ)àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ,52

ÒÓËÄÑÆâÜÇÌ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 80 ë 97% Í ÃËÔËÏËÆÂÊÑÎËÐÂÏ 15.

2. CËÐÕÇÊ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ,
ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ô Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆË-
ÂÏËÐÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑ-
ÎÂÏ.4, 42, 44, 51, 52, 55, 57, 61, 62, 69, 71, 72, 80, 82, 89, 103, 105 ë 114 ²ÇÂÍÙËË
àÕÑÅÑ ÕËÒÂ ÑÃÞÚÐÑ ÒÓÑÄÑÆâÕÔâ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË (1.5 ë 5 Ú) àÍÄË-
ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ËÎË àÕÂÐÑÎÇ;
ÒÓË àÕÑÏ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÞ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 36 ë 92%.

£ ÓÂÃÑÕÂØ 115, 116 ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß, ÚÕÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ËÏË-
ÐÑà×ËÓÑÄ Ô Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÍÑ-
ÓÑÔÕßá ÕÑÎßÍÑ ÒÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä ÍËÔÎÑÌ ÔÓÇÆÇ.
¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ N-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ Ô
Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ ËÎË ËÊÑÂÏËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ
(1408³, 3 Ú) ÄÞØÑÆ 2-(2-×ÇÐËÎÂÏËÐÑàÕËÎ)ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÂ
ÆÑÔÕËÅÂÎ ÎËÛß 55%, ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ Ô ÆËÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÏ àÕÑÅÑ
ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ àÍÊÑÕÇÓÏËÚÇÔÍË, Â ÄÞØÑÆ
ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÂ ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 70 ë 80%.116

2-©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÞ 16, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ËÐÆÑÎß-
ÐÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ, ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 85 ë 92% ÒÓË ÍËÒâÚÇ-
ÐËË àÍÄËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÍËÔÎÑÕ ËÐÆÑÎßÐÑÅÑ ÓâÆÂ Ë Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ

R= Et, Ar, PhCH2OCH2,
PhCHR4CH2 (R4 = Ph, cyclo-C6H11, 4-Py);

R1 =Me, Et; R2 =Me, HOCH2, Ph; R3 = H, F3CCH2

R C

NH .HCl

OR1

N

NR

R2

R3

H

HC CH

R3

H2N

R2

NH2

+
7R1OH,
7NH4Cl

R C

NH .HCl

OR1

R2NHCH2CH2NH2, D
N

NR

R2

7R1OH, 7NH4Cl

R = Alk, HOCH2, Ph, PhCH2, XC6H4CH2,
cyclo-CnH2n71, Het, 1-Ad;

R1 =Me, Et; R2 = Alk, Ar, PhCH2, Het

R =Me, Ph, PhCH2, Me3SiCH2CH2;

R1 = H, Me3SiCH2; R2 = H, Me

C

NH .HCl

OMe

+ C

R2

R2

NH2

12

R R1NHCH2

N

NR

R1

R2

R2

13

R=Me, Ph, Py; R1 = Alk; R2 = i-Pr, t-Bu

MeNHCH2CH2NH2, D
CH C

N

OR1

C

Ph

R

R2

14

7R1OH, 7R2NH2

N

NCH

Me

C

Ph

R

R C

NH .HCl

OMe

C

HCl .HN

MeO

2 R1NHCH2CH2NH2

R=7CH2CH2CMe(NO2)CH2CH27,

7CH2CH2C(NO2)2CH2CH27,

7CH2CH2OCH2C:CCH2OCH2CH27;

R1 = H, 1-AdCH2

N

N

R1

R

R1

N

N

15

R C

NH .HCl

OR1

NH2

NH2

+
N

N R
H

R=Me, EtOOCCH2, Me2C(NO2)CH2CH2, MeC(NO2)2CH2CH2,
(O2N)3CCH2CH2, Ac(CH2)3, Me3SiCH2CH2, ArNHCH2CH2,
4-HO-3,5-(t-Bu)2C6H2(CH2)n (n= 0, 2), Ar, PhCH2, Fc, 1-Ad, Het;

R1 =Me, Et, MeOCH2CH2
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Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 4 ë 6 Ú.55, 61, 62, 89

¢ÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÞ 16 ÃÞÎË ÕÂÍÉÇ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÍÑÐÆÇÐÔÂ-
ÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÖÍÂÊÂÐÐÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ.
¿ÕË ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆËÎËÔß Ä ÃÑÎÇÇ ÉÇÔÕÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ ì ÒÓË
140 ë 1508³ Ä ¥®¶¡ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 15 ë 20 Ú, ÑÆÐÂÍÑ ÄÞØÑÆ ÙÇÎÇ-
ÄÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÓË àÕÑÏ ÐÇ ÒÓÇÄÞÛÂÎ 44 ë 52%.89 £ ÔÄâÊË Ô
àÕËÏ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ÆÂÐÐÞÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÓËÏÇÐâáÕÔâ, ÍÂÍ ÒÓÂÄËÎÑ,
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ. £ ÕÇØ ÔÎÖÚÂâØ, ÍÑÅÆÂ ÅËÆÓÑØÎÑ-
ÓËÆÞ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÕÓÖÆÐÑÆÑÔÕÖÒÐÞ ËÎË ÐÇÔÕÂÃËÎßÐÞ
(ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÕÓËØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ 117), Ä ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË ËÔÒÑÎßÊÖáÕ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ. ´ÂÍ, ÐÂÒÓËÏÇÓ, 2-ÕÓËØÎÑÓ-
ÏÇÕËÎÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 85 ë 95%ÒÓË ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÕÓËØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô
ÏÑÐÑÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÏ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ä àÕÂÐÑÎÇ 118 ËÎË Ä
ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ.119

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË àÍÄËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÒÑÎËÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ (17) Ë Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ,
1 ë 2 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 45 ë 86% ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ 2-ÒÑÎËÅÂÎÑÅÇÐÂÎ-
ÍËÎÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÞ.114

£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÂÄÕÑÓÞ 114 ÑÕÏÇÚÂáÕ, ÚÕÑ ËÏ ÐÇ ÖÆÂÎÑÔß
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÞ ËÊ ÅËÆÓÑ-
ØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 2,4,4,4-ÕÇÕÓÂÃÓÑÏÃÖÕÂÐÑÄÑÌ (17, X=
Br, R = 7CH2CHBr7), 4,4,4-ÕÓËÃÓÑÏ- (17, X = Br, R =
7CH=CH7) Ë 4,4,4-ÕÓËØÎÑÓÃÖÕ-2-ÇÐÑÄÑÌ (17, X = Cl, R =
7CH=CH7) ÍËÔÎÑÕ. ±Ñ ÏÐÇÐËá ÂÄÕÑÓÑÄ, ÐÂÎËÚËÇ ÆÄÑÌÐÑÌ
ÔÄâÊË Ä a-ÒÑÎÑÉÇÐËË Í ÂÕÑÏÖ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ
ÒÑÐËÉÂÇÕ ÇÅÑ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÔÕß, ÚÕÑ ÒÓÇÒâÕÔÕÄÖÇÕ ÒÓÑÕÇÍÂ-
ÐËá ÙÇÎÇÄÑÌ ÓÇÂÍÙËË.

£ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 2,5(6)-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ÛËÓÑÍÑ ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÅËÆÓÑ-
ØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô 4-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË

1,2-ÆËÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÎÂÏË, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË ÍÂÍ àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓ-
ÐÞÇ, ÕÂÍ Ë àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞÇ ÅÓÖÒÒËÓÑÄ-
ÍË.107, 112, 113, 120 ë 127

µÍÂÊÂÐÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆËÎËÔß ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË (2 ë 8 Ú)
àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ, àÕÂÐÑÎÇ,
ÆËÑÍÔÂÐÇ ËÎË ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ, ÒÓËÚÇÏ ÄÞØÑÆ ÙÇÎÇÄÞØ ÃÇÐ-
ÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 30 ë 62% Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÔÕÓÑÇÐËâ
ËÔØÑÆÐÞØ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë ÒÓËÓÑÆÞ ÊÂÏÇÔÕË-
ÕÇÎâ R2 Ä Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÇ (ÕÂÃÎ. 2).

£ ÓÂÃÑÕÂØ 121 ë 123, 125 ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß, ÚÕÑ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâØ Ô 4-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË 1,2-ÆËÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÎÂÏË
ÏÇÕÑÍÔËàÕËÎÑÄÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ
ÄÞØÑÆ ÙÇÎÇÄÞØ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÒÑÄÞÛÂÇÕÔâ ÒÑ
ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÏÇÕËÎÑÄÞÏË Ë àÕËÎÑÄÞÏË ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË.

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ËÊ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 2,5(6)-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ÑÃÎÂ-
ÆÂáÕ ÂÐÕËÅÇÎßÏËÐÕÐÞÏË Ë ×ÖÐÅËÙËÆÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË,107

ÂÐÕËÅËÒÇÓÕÇÐÊËÄÐÞÏ, ÔÒÂÊÏÑÎËÕËÚÇÔÍËÏ Ë ÄÂÊÑÆËÎâÕÑÓÐÞÏ
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ,120 ÒÓÑâÄÎâáÕ ÄÞÔÑÍÖá ÙËÕÑÕÑÍÔËÚÇÔÍÖá,123

ÂÐÕËÒÓÑÕÇÑÎËÕËÚÇÔÍÖá,125 ÂÐÂÎßÅÇÕËÚÇÔÍÖá Ë ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂ-
ÎËÕÇÎßÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.127

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô N-ÏÑÐÑÊÂ-
ÏÇÜÇÐÐÞÏË Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ Í 1,2-ÆËÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÏ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÂÏ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ô
N-ÂÎÍËÎ-Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË Ä àÕÂÐÑÎÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 58 ë 79%
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÑÎËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÏÑÅÖÕ ÒÓËÏÇÐâÕßÔâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ ÅÇÓÃËÙË-
ÆÑÄ.128 ë 132

°ÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞÌ ËÐÕÇÓÇÔ Ô ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ ÒÑËÔÍÂ ÐÑÄÞØ
ÄÇÜÇÔÕÄ Ô ÂÐÕËÒÓÑÕÇÑÎËÕËÚÇÔÍÑÌ 125 Ë ØËÏËÑÕÇÓÂÒÇÄÕËÚÇÔ-
ÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá 126 ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 2,5-ÃËÔ-
ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎËÎÂ 18. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÏÇÕÑÍÔË-
àÕËÎÑÄÑÅÑ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 19 Ô 4-R-Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË ÄÏÇÕÂ-
ÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 3 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 25 ë 28% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 2-(4-
ÅËÆÓÑÍÔË×ÇÐËÎ)-5-(5-R-ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎËÎ-2)-ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÞ
(18).125

R = H, Me; n= 0, 1

N

R

(CH2)n C

NH .HCl

OMe +

NH2

NH2

N

N (CH2)n

N

R

H

16

X= Br, R =7(CH2)27;

X = Cl, R =7CH2CHCl7,7(CH2)27

NH2

NH2

+

NH .HCl

OMe
17

CRX3C

N

N R CX3
H

C

NH .HCl

OR1

R +

NH2

NH2

R2

(2)

R = PhCH2, XC6H4CH2, Ar, Het;
R1 =Me, Et, MeOCH2CH2;
R2 = Alk, AlkO, ArO, O2N, NC, MeOOC, F3C, Het

N

N R

R2

H

R4 = Alk, cyclo-(C37C6), F3C, F2CHSO2

N

N R

R1R2

R3

R4

R= H, Alk, HOCH2;

R1 = Alk; R2, R3 = H, Hal, NO2, NH2, MeNH, MeO, Me2N;

C

NH .HCl

R

OEt

+

NH2

NHR1

R4

R3

R2
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NNAc

NNAc

NNMe

NNMe

NNR3

NNMe

NHN

NO

NON

N

N

N
H

O NO2

´ÂÃÎËÙÂ 2. ±ÑÎÖÚÇÐËÇ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ËÊ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë 4-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,2-ÆËÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÎÑÄ (ÓÇÂÍÙËâ (2))

R R1 R2 £ÞØÑÆ, ³ÔÞÎÍË
%

Ph MeOCH2CH2 48 122

4-HOC6H4 MeOCH2CH2 Me2N(CH2)3NHCO 65 121

MeOCH2CH2 69 122

MeOCH2CH2 74 122

Me 68 124

Me Me 54 124

Me Cl 58 124

Me NC 75 125

4-O2NC6H4 MeOCH2CH2 HOOC(CH2)5NHCO 78 119

MeOCH2CH2 Me2N 92 122

4-AcNHC6H4 MeOCH2CH2 Me2N(CH2)3NHCO 70 119

4-HO-3,5-(t-Bu)2C6H2 MeOCH2CH2 75 121

MeOCH2CH2 HOCH2CH2NH 82 121

MeOCH2CH2 72 121

4-HO-3-IC6H3 Me Me 30 124

4-H2N-3-O2NC6H3 Et Et2N, 54 ë 78 126

(R3 = Alk, Ph, PhCH2, HOCH2CH2)

PhCH2 Et NO2 77 107

2,4-(O2N)2C6H3CH2 Et Me 68 113

Et MeO 75 113

MeOCH2CH2 70 122

Et Cl 46 112

Et MeOOC 25 112

R3NHCH(OH)CH2OC6H3R4 Et Alk, AlkO, F, Cl, Br 54 ë 72 120
(R3 = Alk, cyclo-CnH2n71;
R4 = H, F, Cl, Br, Alk, AlkO)
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£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ 2-(3,4-ÆËÂÏËÐÑ×ÇÐËÎ)-5-R-ÃÇÐÊËÏËÆÂ-
ÊÑÎÑÄ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ
ÍËÔÎÑÕ Ä àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 3 ë 5 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 55 ë 83%
ÕÂÍÉÇ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÃËÔÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑ-
ÎËÎÞ.126

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ b-ÕÓËÂÎÍËÎ-
ÔËÎËÎÒÓÑÒËÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô 3,30,4,40-ÕÇÕÓÂÂÏËÐÑÆË×ÇÐËÎÑÍ-
ÔËÆÑÏ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 2 : 1) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70 ë 72% ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ ÍÓÇÏÐËÌÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÇ ÆËÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÍÔËÆÞ 20.72

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ÃËÔËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÆËÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ËÎË ËØ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ Ô Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ
ËÎË 4-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË 1,2-ÆËÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÎÂÏË (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑ-
ÛÇÐËÇ 1 : 2) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 21, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÃÇÐÊËÏË-
ÆÂÊÑÎßÐÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ ÓÂÊÆÇÎÇÐÞ ÙÇÒÑÚÍÑÌ ÖÅÎÇÓÑÆÐÞØ
ÂÕÑÏÑÄ, ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÑÌ ËÎË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÅÓÖÒÒËÓÑÄ-
ÍÑÌ.52, 103, 104, 125, 133

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô Ñ-ÆËÂÏË-
ÐÂÏË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÓâÆÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐ-
ÐÞÏ ËÏËÆÂÊÑÎßÐÞÏ ÔËÔÕÇÏÂÏ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ (4-ØÎÑÓ×ÇÐÑÍÔË)ÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô 3,4-ÆËÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÑÏ Ä àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ,
20 Ú) ÆÂÇÕ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ËÏËÆÂÊÑ[4,5-c]ÒËÓËÆËÐÂ (22, ÄÞØÑÆ
20%), ÒÓÑâÄÎâáÜÇÇ ÂÐÕËÅËÒÑÕÑÍÔËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.134

£ ÓÇÂÍÙËË 4-N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 4,5,6-ÕÓËÂÏËÐÑÒËÓËÏËÆËÐÑÄ
Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÏ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÊÂÏÞÍÂÐËÇ
ÙËÍÎÂ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÎÇÅÚÇ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÄÕÑÓËÚÐÑÌ
5-ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ, Â ÐÇ Ô ÒÇÓÄËÚÐÑÌ 6-ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÑÌ.135 £ ÓÇÊÖ-
ÎßÕÂÕÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70 ë 85%ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 6-ÂÏËÐÑ-9-R-8-ÏÇÕËÎ-
ÒÖÓËÐÞ 23 ÐÂÓâÆÖ Ô 6-N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË 6-ÂÏËÐÑ-8-
ÏÇÕËÎÒÖÓËÐÂÏË 24 (ÄÞØÑÆ 6 ë 17%).
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£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËËN-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 5,6-ÆËÂÏËÐÑØË-
ÐÑÎËÐÑÄ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÍËÔÎÑÕ ×ÖÓÂÐÑÄÑÅÑ
ÓâÆÂ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 40 ë 75%ÒÑÎÖÚÇÐÞ 2-(5-R1-×ÖÓËÎ-2)- Ë 2-[b-(5-
R1-×ÖÓËÎ-2)-ÄËÐËÎ]-3-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 3¯-ËÏËÆÂÊÑ[4,5-f]ØËÐÑÎË-
ÐÞ (25).136

±ÓË ÍËÒâÚÇÐËË àÍÄËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ 7,8-ÆËÂÏË-
ÐÑØËÐÑÎËÐÂ Ë ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ Ä àÕÂÐÑÎÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 60 ë 67% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 2-R-3¯-
ËÏËÆÂÊÑ[4,5-h]ØËÐÑÎËÐÞ (26).137 £ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ
5,6-ÆËÂÏËÐÑØËÐÑÎËÐÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 2-R-3¯-ËÏËÆÂÊÑ[4,5-f]-
ØËÐÑÎËÐÞ 27.

3. ³ËÐÕÇÊ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑÄ Ë
×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÂ

ªÊÄÇÔÕÐÑ,4, 5, 138 ë 142 ÚÕÑ ËÏËÐÑà×ËÓÞ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÓË
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô N-ÂÙËÎÅËÆÓÂÊËÐÂÏË (ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÍËÔÎÑÕ)
ÆÂáÕ N-ÂÙËÎÂÏËÆÓÂÊÑÐÞ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 28, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÏÑÅÖÕ ÔÎÖÉËÕß ÖÆÑÃÐÞÏË ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË
ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË 3,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑÄ.

N-¡ÙËÎÂÏËÆÓÂÊÑÐÞ 28 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ
(70 ë 94%) ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË àÍÄËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ËÏË-
ÐÑà×ËÓÂ Ë ÅËÆÓÂÊËÆÂ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ËÎË àÕÂ-
ÐÑÎÇ 89, 142 ë 146 (Ä ÔÎÖÚÂÇ N-×ÑÓÏËÎÅËÆÓÂÊËÐÂ ÓÇÂÍÙËá
ÒÓÑÄÑÆâÕ ÒÓË 08³)140 ËÎË ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÅËÆÓÑØÎÑÓË-
ÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÍËÔÎÑÕ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑ-
ÄÂÐËÌ ì ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ,147, 148 ÄÑÆÐÑÅÑ ÓÂÔÕÄÑÓÂ NaOH 139

ËÎË àÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ Ä ÂÃÔÑÎáÕÐÑÏ àÕÂÐÑÎÇ.149

N-¡ÙËÎÂÏËÆÓÂÊÑÐÞ 28 ÎÇÅÍÑ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÙËÍÎÑÆÇÅËÆ-
ÓÂÕÂÙËË Ä 3,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÞ 29, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÏÑÅÖÕ ÐÂØÑÆËÕßÔâ Ä ×ÑÓÏÇ ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÞØ 4¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑÄ
30.150, 151 ¸ËÍÎÑÆÇÅËÆÓÂÕÂÙËâ N-ÂÙËÎÂÏËÆÓÂÊÑÐÑÄ 28 ÒÓÑËÔ-
ØÑÆËÕ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÆÑ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÞ ÐÂ 5 ë 108 ÄÞÛÇ ÕÑÚÍË
ÒÎÂÄÎÇÐËâ Ä ÕÇÚÇÐËÇ ÐÇÔÍÑÎßÍËØ ÏËÐÖÕ,20, 89, 143 ë 146 Ä ÐÇÍÑÕÑ-
ÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ ì ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÄÂÍÖÖÏÇ 142 ËÎË Ä ÄÞÔÑÍÑÍË-
ÒâÜËØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ (ÕÑÎÖÑÎ, ¥®³°).147, 149

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÆËÅËÆÓÂÊËÆÂÏË
ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 2 : 1) ÑÃÓÂÊÖ-
áÕÔâ ÃËÔ-N-ÂÙËÎÂÏËÆÓÂÊÑÐÞ 31, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÆÑ
200 ë 2208³ Ä ÄÂÍÖÖÏÇ ÆÂáÕ 3,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÃËÔ-1¯-1,2,4-
ÕÓËÂÊÑÎÞ 32 (ÄÞØÑÆ 31 ë 74%).142, 149

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ËÏÇáÕÔâ ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÒÑÎÖÚÇÐËË 3,5-ÆËÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞØ 1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑÄ 29 ËÊ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë ÅËÆÓÂÊËÆÑÄ
ÍËÔÎÑÕ ÃÇÊ ÄÞÆÇÎÇÐËâ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ N-ÂÙËÎÂÏËÆÓÂÊÑÐÑÄ
28. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÃÇÐÊÑÌÐÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ
(110 ë 1258³, 10 ë 24 Ú) Ô ØÑÓÑÛËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
3,5-ÆËÂÓËÎ-1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓÑâÄÎâáÕ ÄÞÔÑÍÖá
ÔÇÆÂÕËÄÐÖá Ë ÒÓÑÕËÄÑÊÂÚÂÕÑÚÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.152 ë 155

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ 1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÞ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÕÂÍÉÇ Ô ÄÞØÑ-
ÆÑÏ 30 ë 80% ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ä àÕÂÐÑÎÇ ËÎË
ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ô ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞÏË ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ì N-×ÑÓ-
ÏËÎÅËÆÓÂÊËÐÑÏ,139, 156 ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÅËÆÓÑÍÔËÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞØ,157, 158 ÙËÂÐ-,159, 160 ÏÇÕÑÍÔË-159 Ë ÆËÏÇÕÑÍÔËÖÍÔÖÔÐÑÌ 159

ÍËÔÎÑÕ.
£ÇÐÅÇÓÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ 161, 162 Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÑËÔÍÂ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄ-

ÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ Ô ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÒÓÇÆÎÑ-
ÉËÎË ÏÇÕÑÆ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 1,3,5-ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1¯-1,2,4-
ÕÓËÂÊÑÎÑÄ (33; ÄÞØÑÆ 16 ë 28%), ÊÂÍÎáÚÂáÜËÌÔâ Ä ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ
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N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÏËÆÓÂÊÑÐÑÄ 34 ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÂÏË ÍËÔÎÑÕ Ä
ÆËÑÍÔÂÐÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÓËÆËÐÂ.

±Ñ-ÄËÆËÏÑÏÖ, ÃÑÎÇÇ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐËâ
1,3,5-ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑÄ 33 âÄÎâÇÕÔâ ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞØ N-ÂÙËÎËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 35 Ô
ÅËÆÓÂÊËÐÑÏ ËÎË N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÅËÆÓÂÊËÐÂÏË ÒÓË
208³.163, 164 ªÔØÑÆÐÞÇ N-ÂÙËÎËÏËÐÑà×ËÓÞ 35 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô
ØÑÓÑÛËÏ ÄÞØÑÆÑÏ (54 ë 95%) ÒÓË ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËË ËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÄ ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÂÏË ÍËÔÎÑÕ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ
ÒÓË 08³.163,165

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 163 ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÂÕÂÍË NH2-ÅÓÖÒÒÞ ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ÅËÆÓÂÊËÐÂ ÐÂ
ËÏËÐÑà×ËÓÐÞÌ ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ 36,
ÍÑÕÑÓÞÌ ÖÉÇ ÒÓË 208³ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä 1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎ 33 Ô
àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÄÑÆÞ. ±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË
Ä ÖÍÂÊÂÐÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÄÞØÑÆ ÙÇÎÇÄÞØ 1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑÄ
ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 55 ë 87%.

ªÏËÐÑà×ËÓÞ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÓËÏÇÐâáÕÔâ ÕÂÍÉÇ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ 1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÂ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÏ ËÎË ÐËÕÓÂ-
ÕÑÏ ÂÏËÐÑÅÖÂÐËÆËÐÂ Ä ÒËÓËÆËÐÇ ËÎË ÕÓËÒÓÑÒËÎÂÏËÐÇ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 35 ë 86% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 3-ÂÏËÐÑ-5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
4¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÞ.166, 167

¶ÓÂÐÙÖÊÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ 168 ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÅËÆÓÑØÎÑ-
ÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÂÓÑÏÂ-
ÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓË 08³ ÄÞÆÇÎËÎË Ô ÄÞØÑÆÑÏ
65 ë 90% N-ÂÙËÎÅËÆÓÂÊÑÐÞ à×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 37.
±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ô ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÑÏ Ä 1-ÒÓÑÒÂÐÑÎÇ
ÒÓÇÄÓÂÜÂÎËÔß Ô ÄÞØÑÆÑÏ 52 ë 83% Ä 4-ÂÏËÐÑ-4¯-1,2,4-ÕÓËÂ-
ÊÑÎÞ 38.

¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÎÂÅÂáÕ ÔÎÇÆÖáÜËÌ ÏÇØÂÐËÊÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ
4-ÂÏËÐÑ-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑÄ 38 ËÊ N-ÂÙËÎÅËÆÓÂÊÑÐÑÄ 37 Ë ÅËÆÓÂ-
ÊËÐÅËÆÓÂÕÂ:

µÆÑÃÐÞÏË ËÔØÑÆÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ
ÂÏËÐÑ-1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑÄ âÄÎâáÕÔâ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞÇ
N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×ËÓÞ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 39, ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô
ØÎÑÓÙËÂÐÑÏ 169 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ (ÄÞØÑÆ
70 ë 80%) ËÎË Ô ÙËÂÐÂÏËÆÑÏ Ä ÄÑÆÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ×ÑÔ×ÂÕÐÑÅÑ
ÃÖ×ÇÓÂ (ÄÞØÑÆ 34 ë 74%).170

¯ÂÒÓËÏÇÓ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÄ 39 Ô N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÅËÆÓÂÊËÐÂÏË Ä àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ,
1 ë 2 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 73 ë 82% ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ 1,3-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
5-ÂÏËÐÑ-1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÞ.171 ë 173
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£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËËN-ÙËÂÐÑËÏËÐÑÕËÑà×ËÓÑÄ 40
Ô ÏÇÕËÎÅËÆÓÂÊËÐÑÏ Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ 3-ÂÏËÐÑ-1-ÏÇÕËÎ-5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÞ
(ÄÞØÑÆ 82 ë 84%).171

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë ÍÂÓÃÑÆËÅËÆÓÂÊËÆÂ Ä àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ,
48 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 40 ë 45% Í 4-ÂÏËÐÑ-3-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ
1¯-D2-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-ÑÐÂÏ (41).174, 175 £ ÓÂÃÑÕÇ 174 ÒÓÇÆÒÑ-
ÎÂÅÂÇÕÔâ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÇ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ Ä àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËËN-ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞØ ÅËÆÓÂÊÑÐÑÄ 42.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÄ Ô N-(àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)ÅËÆÓÂÊËÐÑÏ ÒÓË 08³ Ä àÕÂÐÑÎÇ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 60 ë 85% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ N2-(àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)ÅËÆÓÂ-
ÊÑÐÞ à×ËÓÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 43, ÍÑÕÑÓÞÇ âÄÎâáÕÔâ ÖÆÑÃ-
ÐÞÏË ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕÂÏË ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ D2-1¯-1,2,4-ÕÓË-ÂÊÑ-
ÎËÐ-5-ÑÐÑÄ.174, 176, 177

¤ËÆÓÂÊÑÐÞ 43 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô ÂÏÏËÂÍÑÏ ËÎË ÒÇÓÄËÚ-
ÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä 3,4-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-1¯-
1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-ÑÐÞ (44),176, 177 Â ÒÓË ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÏ
ÍËÒâÚÇÐËË (30 Ú) Ô ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÑÏ Ä ÃÖÕÂÐÑÎÇ-1 ÙËÍÎË-
ÊÖáÕÔâ Ä 4-ÂÏËÐÑ-D2-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-ÑÐÞ (41, ÄÞØÑÆ
62 ë 95%).174

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÑÔÐÑÄÂÐËâ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ä ÓÇÂÍ-
ÙËâØ Ô N-(àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)ÅËÆÓÂÊËÐÂÏË Ë ÔÇÏËÍÂÓÃÂÊËÆÂÏË

ÆÂáÕ N-(R-ÍÂÓÃÑÐËÎ)ÂÏËÆÓÂÊÑÐÞ 45, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂ-
ÐËË ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 3-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-
ÑÐÞ (44, R2 = H).22, 176, 178, 179

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË N-×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊÑÐÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ 46 Ô àÕËÎØÎÑÓ×ÑÓÏËÂÕÑÏ ËÎË ÂÙÇÕËÎØÎÑÓËÆÑÏ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÓËÆËÐÂ ËÎË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
N-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÅËÆÓÂÊÑÐÞ 47, ÓÇÂÍÙËË ÍÑÕÑÓÞØ Ô ÅËÆÓÂÊËÐ-
ÅËÆÓÂÕÑÏ ËÏÑÐÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÅËÆÓÂÊËÐÂÏË Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÓË-
ÄÑÆâÕ Í 4-×ÇÐËÎÂÏËÐÑ-4¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÂÏ 48 ËÎË Í 1,3-ÆËÊÂ-
ÏÇÜÇÐÐÞÏ 4-ÂÏËÐÑ-D2-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-ÑÐÂÏ (49).180, 181

³ÑÅÎÂÔÐÑ ÒÂÕÇÐÕÐÞÏ ÆÂÐÐÞÏ,182 ë 187 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË
àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ N-(àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ
35, N-ÂÓËÎÅËÆÓÂÊËÐÑÄ Ë ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ (40 ë 908³, 3 ë 12 Ú) Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 50 ë 95% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 1,3-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-1¯-
1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-ÑÐÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓËÏÇÐâáÕÔâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕÑÄ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÅÇÓÃËÙËÆÑÄ.
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£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë ÕËÑÔÇÏË-
ÍÂÓÃÂÊËÆÂ Ä ¥®¶¡ ÒÓË 208³ ÆÂÇÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 53 ë 74%
ÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂÊÑÐÞ à×ËÓÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 50.188, 189

±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ô ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË ËÎË ÂÓËÎ-
ÅËÆÓÂÊËÐÂÏË Ä ¥®¶¡ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 2 ë 3 Ú ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä 4,5-
ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-ÕËÑÐÞ 51 (ÄÞØÑÆ
20 ë 95%). ¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÒÓË àÕÑÏ ÒÓÑÏÇÉÖ-
ÕÑÚÐÑ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ N-(ÕËÑÍÂÓÃÂÏÑËÎ)ÂÏËÆÓÂÊÑÐÞ 52.188

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô 4-×ÇÐËÎ-
ÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂÊËÆÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËÌ (ÒËÓËÆËÐÂ,
ÕÓËÒÓÑÒËÎÂÏËÐÂ) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 42 ë 65% ÒÑÎÖÚÇÐÞ 3-ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÇ-4-×ÇÐËÎ-D2-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-ÕËÑÐÞ.89, 167, 190, 191

¤ËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÕÂÍÉÇ âÄÎâáÕÔâ ÖÆÑÃÐÞÏË
ÍÎáÚÇÄÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ÅÇÕÇ-
ÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ, ÄÍÎáÚÂáÜËØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ 1,2,4-ÕÓË-
ÂÊÑÎÂ.

¬ËÒâÚÇÐËÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 5-ØÎÑÓÄÂÎÇÓËÂÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ë ÕÓËàÕËÎ-
ÂÏËÐÑÏ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 1 : 2) Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
2-ÂÓËÎ-5,6,7,8-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑ[5,1-a]ÒËÓËÆËÐÂÏ
(ÄÞØÑÆ 26 ë 35%).8

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 53 Ô
ÅËÆÓÂÊËÆÑÏ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ N-ÂÙËÎÂÏËÆÓÂ-
ÊÑÐÞ 54, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ (n = 1)
ËÎË Ä ÍÔËÎÑÎÇ (n = 2) ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ
ÙËÍÎËÊÂÙËË Ä 3-×ÇÐËÎ-6,7-ÆËÅËÆÓÑ-5¯-ÒËÓÓÑÎÑ[2,1-c]-1,2,4-
ÕÓËÂÊÑÎ (55, n = 1) ËÎË 3-×ÇÐËÎ-5,6,7,8-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1,2,4-
ÕÓËÂÊÑÎÑ[4,3-a]ÒËÓËÆËÐ (55, n= 2).8

£ ÒÂÕÇÐÕÂØ 192, 193 ÑÒËÔÂÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐËÇ 2-ÂÓËÎ-1,2,4-ÕÓË-
ÂÊÑÎÑ[5,1-a]ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ 56 ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ 2-ÂÏËÐÑ-2¯-
ËÊÑØËÐÑÎËÐ-1-ÑÐÂ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ ÂÏËÆÓÂÊÑÐÑÄ 57
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 4-ÅËÆÓÂÊËÐÑ-5-ÃÇÐÊËÎÑÍÔËÒËÓËÏËÆËÐÂ Ô
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ËÎË ËÏËÐÑÕËÑà×ËÓÑÄ 58 Ä
ÒËÓËÆËÐÇ (808³, 3 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ Í 1,2,4-ÕÓË-
ÂÊÑÎÑ[4,3-c]ÒËÓËÏËÆËÐÖ 59, ÍÑÕÑÓÞÌ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÇÓÇÅÓÖÒ-
ÒËÓÑÄÍË ¥ËÏÓÑÕÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ 8-ÃÇÐÊËÎ-
ÑÍÔË-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑ[5,1-c]ÒËÓËÏËÆËÐ (60, ÄÞØÑÆ 32 ë 53%).194

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ 2-ÅËÆÓÂÊËÐÑÃÇÐÊÑÌÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×ËÓÂÏË 39 Ë ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÑÏ
(ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 1.2 : 3) Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓË 08³ Ô ÒÑÔÎÇÆÖá-
ÜÇÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ ÄÑÆÐÑÌ HCl (808³) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70 ë 94%
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 2-R-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑ[5,1-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-5(4¯)-
ÑÐÞ (61).195
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£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 39 Ë
à×ËÓÑÄ O-ÅËÆÓÂÊËÐÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 62 ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ ÒËÓÂÊÑÎÑ[40,30:5,6]ÒËÓËÆÑ[3,4-e]-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑ-
[1,5-a]ÒËÓËÏËÆËÐÂ (63), ÒÓÑâÄÎâáÜËÇ ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎß-
ÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ë ÑÍÂÊÞÄÂáÜËÇ ÆÇÒÓÇÔÔËÄÐÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ
ÙÇÐÕÓÂÎßÐÖá ÐÇÓÄÐÖá ÔËÔÕÇÏÖ.196

4. ³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÓËÆÂÊËÐÂ, ÒËÓÂÊËÐÂ Ë
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ÆÑ ÐÂÔÕÑâÜÇÅÑ ÄÓÇÏÇÐË ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ ÎËÛß
ÑÕÓÞÄÑÚÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ ÒËÓËÆÂÊËÐÂ, ÒËÓÂÊËÐÂ Ë
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ. ´ÂÍ, ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËËN-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÆËÏÇ-
ÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ 1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐ-3,6-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
(64) Ô ÐÇÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ (9 ë 12%) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÆËÏÇÕË-
ÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ 4-R-ÂÏËÐÑÒËÓËÆÂÊËÐ-3,6-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔ-
ÎÑÕÞ.197, 198

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ËÊ ÔËÏÏ-ÕÇÕÓÂÊËÐÂ 64 Ë ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ËÏËÐÑ-
à×ËÓÑÄ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÒËÓËÆÂÊËÐÞ 65
(ÄÞØÑÆ 8 ë 47%).197

±ÓË ÍËÒâÚÇÐËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÏÖÓÂÄßËÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô 1,2-ÆËÂÏËÐÑ-1,2-ÆËÙËÂÐÑàÕËÎÇÐÑÏ Ä àÕÂÐÑÎÇ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 72% ÃÞÎ ÄÞÆÇÎÇÐ 3-ÂÏËÐÑ-5,6-ÆËÙËÂÐÑ-1¯-ÒËÓÂ-
ÊËÐ-2-ÑÐ.21, 22

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË àÕÑÅÑ ËÏËÐÑà×ËÓÂ Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔ-
ÍËÏË Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË 1,2-ÆËÂÏËÐÂÏË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ Ë ÒÕÇÓËÆËÐÂ.21, 22 ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÍËÒâ-
ÚÇÐËË Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË Ä àÕÂÐÑÎÇ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 58 ë 99% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 6,7-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 3-ÂÏËÐÑ-
1¯-ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2-ÑÐÞ.

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ 4,5-ÆËÂÏËÐÑÒËÓËÏËÆËÐÂ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 80% ÒÑÎÖÚÇÐ 6-ÂÏËÐÑ-8¯-ÒÕÇÓËÆËÐ-7-ÑÐ (66), Â ËÊ
5,6-ÆËÂÏËÐÑÖÓÂÙËÎÑÄ ì ÕÓËÑÍÔÑÒÕÇÓËÆËÐÞ 67 (ÄÞØÑÆ
60 ë 94%).

5. ³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÓËÏËÆËÐÂ Ë ØËÐÂÊÑÎËÐÂ

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ô
ÔÑÎâÏË ×ÑÔÅÇÐËÏËÐËâ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 3) Ä ØÎÑÓÑ-
×ÑÓÏÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 3 ë 4 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 85 ë 87% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ØÎÑÓËÆÞ 2,4,6-ÕÓËØÎÑÓ-1,3,7-ÕÓËÂÊÂÅÇÒÕÂÕÓËÇÐËâ (68), ÍÑÕÑ-
ÓÞÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÄÂÍÖÖÏÇ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 2-ÆËÂÎÍËÎ-
ÂÏËÐÑ-4,6-ÆËØÎÑÓ-5-R-ÒËÓËÏËÆËÐÞ (ÄÞØÑÆ 33 ë 90%).199
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¬ÓËÔÕËÐÔÇÐ 200 ÆÇÌÔÕÄËÇÏ N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 39 ÐÂ
ÏÂÎÑÐÑÆËÐËÕÓËÎ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË àÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ ÒÓË 208³
ÒÑÎÖÚËÎ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞÇ ÐÂÕÓËÇÄÞÇ ÔÑÎË 69, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ à×ËÓÐÞÏ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ HCl ÒÓÇÄÓÂÜÂÎËÔß Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 83 ë 87% Ä 4-ÂÏËÐÑ-5-ÙËÂÐÑ-2-ØÎÑÓ-6-R-ÒËÓËÏË-
ÆËÐÞ (70).

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×ËÓÂ ÖÍÔÖÔ-
ÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 39 (R = Me) Ë N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ÙËÂÐÂÏËÆÂ 71 Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 88% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß 2-ØÎÑÓÒËÓËÏËÆËÐÂ 70 (R =
Me) Ë 2-ÂÏËÐÑ-4-ÏÇÕËÎ-5-ÙËÂÐÑ-6-ØÎÑÓÒËÓËÏËÆËÐÂ (2 : 3).

£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ Ä ÓÂÃÑÕÇ 201 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ, ÚÕÑ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 39 Ô ÏÂÎÑÐÑÆËÐËÕÓËÎÑÏ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÏÇÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 1 : 2) Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 17 ë 40% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 2-ÂÏËÐÑ-4-ÏÇÕÑÍÔË-5-
ÙËÂÐÑ-6-R-ÒËÓËÏËÆËÐÞ (R =H, Me, Ph).

ÁÒÑÐÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ 202 ë 205 ÖÔÕÂÐÑÄËÎË, ÚÕÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ a-ÙËÂÐÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ Ô ÙËÂÐÂÏËÆÑÏ Ä ÃÇÐÊÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ
ÔËÕ 4�A (258³, 4 Ú) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×ËÓÞ 72.
±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ à×ËÓÂÕÑÏ ÕÓË×ÕÑÓËÆÂ ÃÑÓÂ Ë
ÅÂÎÑÅÇÐÑÄÑÆÑÓÑÆÑÏ Ä ÐÇÒÑÎâÓÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ (à×ËÓ, ÃÇÐ-

ÊÑÎ) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70 ë 92% ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 2-ÅÂÎÑÅÇÐ-4-ÂÏËÐÑ-6-
ÂÎÍÑÍÔË-5-R-ÒËÓËÏËÆËÐÞ.

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑ-
à×ËÓÂ 72 (R = H, R1 = Me) ÅÂÊÑÑÃÓÂÊÐÞÏ HCl ÒÓË 7158³ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 70% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2-ÂÏËÐÑ-4-ÏÇÕÑÍÔË-6-ØÎÑÓÒËÓËÏË-
ÆËÐ.206

²ÇÂÍÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÔÑÎâÏË
3,5-ÆËÂÓËÎ-1,2,4-ÆËÕËÂÊÑÎËâ Ä ÄÑÆÐÑÏ ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ Ä ÒÓË-
ÔÖÕÔÕÄËËÜÇÎÑÚË (208³, 10ÏËÐ) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 36 ë 71% ÒÑÎÖÚÇÐÞ
4-ÂÎÍÑÍÔË-5-ÙËÂÐÑÒËÓËÏËÆËÐÞ 73, âÄÎâáÜËÇÔâ ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍ-
ÕÂÏË ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.207, 208

¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÂÊ-
ÏÞÍÂÐËÇ ÙËÍÎÂ Ä ÔÑÎË ÆËÂÊÑÎËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ËÐÕÇÓÏÇ-
ÆËÂÕÂ 74, ÍÑÕÑÓÞÌ ÆÂÎÇÇ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä ÒËÓËÏËÆËÐ 73.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÏÑÐÑÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ÃËÔËÏËÐÑà×ËÓÂ
ÏÂÎÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÙËÂÐÂÏËÆÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í N-ÙËÂÐÑËÏË-
ÐÑà×ËÓÖ 3-ÂÏËÐÑ-3-ÏÇÕÑÍÔË-2-ÒÓÑÒÇÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (75),
ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÕÑÎÖÑÎÇ ËÎË ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÆÑ
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÞ ÒÎÂÄÎÇÐËâ Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÂÇÕÔâ Ä 2-ÂÏËÐÑ-4,6-ÆËÏÇÕÑÍÔËÒËÓËÏËÆËÐ, ÒÓÑâÄÎâáÜËÌ
ÄÞÔÑÍÖá ÅÇÓÃËÙËÆÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.209 ë 211

¸ËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÓÂÊÎËÚ-
ÐÞØ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÏË 1,3-ÆËÂÏËÐÂÏË
âÄÎâÇÕÔâ ÖÆÑÃÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
1,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÑÄ 76.47, 212, 213 ¿ÕË ÓÇÂÍÙËË ÂÐÂ-
ÎÑÅËÚÐÞ ÒÑÎÖÚÇÐËá 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ D2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÑÄ ËÊ 1,2-
ÆËÂÏËÐÑÄ (ÔÏ. ÄÞÛÇ) Ë ÒÓÑÄÑÆâÕÔâ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä
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àÕÂÐÑÎÇ (4 ë 12 Ú); ÒÓË àÕÑÏ ÄÞØÑÆ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÑÄ 76
ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 50 ë 86%.

2-©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÞ ÃÞÎË ÕÂÍÉÇ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 50 ë 80% ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô 1,3-
ÆËÂÏËÐÂÏË (80 ë 1508³, 2 ë 10 Ú).58, 88, 214

£ ÓÂÃÑÕÇ 214 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ, ÚÕÑ ÒÓË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÅËÆÓÑØÎÑ-
ÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÃÇÐÊÑËÎÖÍÔÖÔÐÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô 1,3-ÆËÂÏËÐÑ-
ÒÓÑÒÂÐÑÏ Ä àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 10 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 35 ë 56%
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 2-(ÃÇÐÊÑËÎÏÇÕËÎÇÐ)ÒÇÓÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÞ.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËËN-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 39
Ô ÂÏËÆÑÏ ËÎË ÕËÑÂÏËÆÑÏ ÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÏÇÕËÎÂ-
ÕÑÏ ÐÂÕÓËâ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 1 : (1.172)) Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ
(ÍËÒâÚÇÐËÇ, 2 ë 3 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 41 ë 77% ÒÑÎÖÚÂáÕ 2-ÂÏËÐÑ-5-
ÙËÂÐÑ-3,4-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐ-4-ÑÐÞ Ë -4-ÕËÑÐÞ (77).176

²ÇÂÍÙËâ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÏÇÕËÎØÎÑÓ×ÑÓÏËÂÕÑÏ Ä ÅÇÍÔÂÐÇ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 2,4,6-ÕÓËÏÇÕËÎÒËÓËÆËÐÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÓÇÂÍÙËÑÐ-
ÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞÏ N-(ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)ËÏËÐÑà×ËÓÂÏ. ±ÑÔÎÇÆ-
ÐËÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô àÍÄËÏÑÎâÓÐÞÏË ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂÏË

ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÏÇÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ Ä
ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 38 ë 98% ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 2,4-ÆËÑÍÔÑ- ËÎË
2-ÑÍÔÑ-4-ÕËÑÍÔÑ-5-ÙËÂÐÑ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÞ (78,
X = O, S).215

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ N-ÂÙËÎËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 35 ÔËÐÕÇÊË-
ÓÑÄÂÐÞ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 45 ë 77% 2,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 4-ÑÍÔÑ- ËÎË 4-
ÕËÑÍÔÑ-5-ÙËÂÐÑ-3,4-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÞ (79, X = O, S).215

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ËÊÑÙËÂÐÂÕÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ
ÍN-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ÂÏËÐÑÍÂÓÃÑÐËÎËÏËÐÑà×ËÓÂÏ 80, ÍÑÕÑÓÞÇ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÏÇÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ Ä
ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÖáÕÔâ Ô ÏÂÎÑÐÑÆËÐËÕÓËÎÑÏ (208³, 14 Ú),
à×ËÓÑÏ ÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 15 Ú) Ë ÏÂÎÑÐÑ-
ÄÞÏ à×ËÓÑÏ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 7 ÆÐÇÌ) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÇÐÐÑ 6-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 4-ÂÏËÐÑ-5-ÙËÂÐÑ-2,3-ÆËÅËÆÓÑÒËÓË-
ÏËÆËÐ-2-ÑÐÑÄ (81, ÄÞØÑÆ 20 ë 89%) Ë 3,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
2,4-ÆËÑÍÔÑ-5-ÙËÂÐÑ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÑÄ (82, ÄÞ-
ØÑÆ 56 ë 70%) Ë 2,4-ÆËÑÍÔÑ-5-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÑÄ (83, ÄÞØÑÆ 35 ë 60%).216
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R= Ph, PhCH2; X = S

R C

N

OMe

35

COR1

NCCH2 C

X

NH2

+MeONa+

R=Me, Et, Ph; R1 =Me, t-Bu, Ph, 4-ClC6H4; X = O, S

HN

N

CN

R

X

R1

79

CH2(CN)2

MeONa

CH2(COOEt)2
MeONa

R C

N

OMe

CONHR1

80

N

N

NH2

R

CN

R1

O

81

N

N

O

R

COOEt

O

R1

H

83
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£ ÒÂÕÇÐÕÇ 217 ÑÒËÔÂÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐËÇ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 5-ÙËÂÐÑ-6-
ÂÎÍËÎÕËÑ-3,4-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐ-4-ÑÐÑÄ ÓÇÂÍÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑ-
ÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÅËÆÓËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ Ë ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË
à×ËÓÂ ÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 84 Ä ¥®¶¡ (08³; 208³, 1 Ú).

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÙËÔ-2-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÂÎÍÂÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔ-
ÎÑÕ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 5,6-ÆËÅËÆ-
ÓÑ-3¯-ÒËÓËÏËÆËÐ-4-ÑÐÂ 85, ÒÓÑâÄÎâáÜËÇ ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎË-
ÕÇÎßÐÖá, ÉÂÓÑÒÑÐËÉÂáÜÖá Ë ÂÐÂÎßÅÇÕËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß.218, 219

£ÇÐÅÇÓÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ 220, 221 ÒÑÆÓÑÃÐÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÎË ÍÑÐÆÇÐ-
ÔÂÙËá à×ËÓÑÄ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÐÞØ ÂÏËÐÑÐÑÓÃÑÓÐÂÐÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞØ Ë ÂÏËÐÑÐÑÓÃÑÓÐÇÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË
ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ Ë ÙËÍÎÑÂÎÍÂÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.

µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË à×ËÓÂ àÐÆÑ-3-ÂÏË-
ÐÑÃËÙËÍÎÑ[2.2.1]ÅÇÒÕÂÐ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ËÏËÐÑ-à×Ë-
ÓÂÏË Ä àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 10 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 53 ë 81%
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 4ar,5t,6,7,8t,8ac-ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑ-3¯-
5,8-ÏÇÕÂÐÑ-3¯-ØËÐÂÊÑÎËÐ-4-ÑÐÞ (86).

¿×ËÓ àÍÊÑ-3-ÂÏËÐÑÃËÙËÍÎÑ[2.2.1]ÅÇÒÕÂÐ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË ÆÂÇÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
58 ë 69% 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 4ar,5c,6,7,8c,8ac-ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑ-3¯-5,8-
ÏÇÕÂÐÑØËÐÂÊÑÎËÐ-4-ÑÐÞ (87).220, 221

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ËÊ à×ËÓÑÄ àÐÆÑ- Ë àÍÊÑ-3-ÂÏËÐÑÃËÙËÍ-
ÎÑ[2.2.1]ÅÇÒÕ-5-ÇÐ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 4ar,5t,8t,8ac-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-3¯-5,8-
ÏÇÕÂÐÑØËÐÂÊÑÎËÐ-4-ÑÐÞ (88, ÄÞØÑÆ 54 ë 68%) Ë 4ar,5c,8c,8ac-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-3¯-5,8-ÏÇÕÂÐÑØËÐÂÊÑÎËÐ-4-ÑÐÞ (89, ÄÞØÑÆ
56 ë 74%).220, 221

¿ÕË ÉÇ ÂÄÕÑÓÞ 222 ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎË-
ÚÇÔÕÄ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÙËÔ- ËÎË ÕÓÂÐÔ-2-
ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÅÇÍÔ-4-ÇÐÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ØÎÑÓÃÇÐÊÑÎÇ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 62 ë 65% ÒÑÎÖÚËÎË 2-×ÇÐËÎ-4Â,5,8,8Â-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
3¯-ØËÐÂÊÑÎËÐ-4-ÑÐ.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË
ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÞÏË ÍËÔÎÑÕÂÏË Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ (208³, 2 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ
21 ë 51% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 6- Ë 7-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 2-R-3¯-ØËÐÂÊÑÎËÐ-4-
ÑÐÞ 90.223

¡ÄÕÑÓÞ ÑÕÏÇÚÂáÕ, ÚÕÑ àÕÂ ÓÇÂÍÙËâ âÄÎâÇÕÔâ ÖÆÑÃÐÞÏ
ÏÇÕÑÆÑÏ ÔËÐÕÇÊÂ ØËÐÂÊÑÎËÐÑÄÑÅÑ ÂÎÍÂÎÑËÆÂ ÅÎáÍÑÊËÏËÐÂ
(90, R = PhCH2, R1 = H) Ë ÓÑÆÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô
ÄÞÔÑÍÑÌ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÅÇÕÇÓÑÙËÍ-
ÎËÚÇÔÍËÏË Ñ-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË ËÎË ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÔËÔÕÇÏÞ, ÄÍÎáÚÂáÜËÇ ÒËÓËÏËÆË-
ÐÑÄÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË à×ËÓÂ 2-
ÂÏËÐÑ-1,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô
ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË Ä ÒÑÎË×ÑÔ×ÑÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
47 ë 48% ÒÑÎÖÚÇÐÞ 2-R-5,6,7,8-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-3¯-ÒËÓËÆÑ[2,3-d]-
ÒËÓËÏËÆËÐ-4-ÑÐÞ.224 £ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ
ËÏËÐÑà×ËÓÞ ÆÂáÕ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔËÔÕÇÏÞ 91 (ÄÞØÑÆ
58 ë 68%).

£ ÒÂÕÇÐÕÇ 225 ÑÒËÔÂÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐËÇ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 3¯-ÒÕÇÓË-
ÆËÐ-4-ÑÐÑÄ 92 ÓÇÂÍÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÂÏËÆÑÏ 2-ÂÏËÐÑÒË-
ÓÂÊËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.
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¬ËÒâÚÇÐËÇ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô à×ËÓÂÏË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ Ñ-
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ 93 (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 3 : 1) Ä ØÎÑÓÃÇÐÊÑÎÇ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÑÎË×ÑÔ×ÑÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (PPA) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÏ ÕËÇÐÑ[2,3-d]ÒËÓËÏËÆËÐ-4-ÑÐÂ (94).226

ªÕÂÎßâÐÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ 227 ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇÏ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌ-
ÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô à×ËÓÑÏ 3-ÂÏËÐÑ-5-ÏÇÕËÎ-2-×ÇÐËÎÒËÓÓÑÎ-4-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (1408³, 18 Ú) ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÑÇ ÒËÓÓÑÎÑ[3,4-d]ÒËÓËÏËÆËÐ-4-ÑÐÂ (95, ÄÞØÑÆ 15%), ÒÓÑâÄ-
ÎâáÜÇÇ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÖá ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

³ ÙÇÎßá ÒÑËÔÍÂ ÐÑÄÞØ à××ÇÍÕËÄÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ Ô ÂÐÂÎßÅÇ-
ÕËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô à×Ë-
ÓÂÏË 6,7-ÆËÂÎÍÑÍÔË-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐËÎ-1-
ÖÍÔÖÔÐÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÑÎÖÚÇÐÞ 4-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 9,10-ÆËÂÎÍÑÍÔË-
1,6,7,11-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-2¯-ÒËÓËÏËÆÑ[6,1-a]ËÊÑØËÐÑÎËÐ-2-ÑÐÞ
(96).228

¡ÄÕÑÓÞ ÑÕÏÇÚÂáÕ, ÚÕÑ ÒËÓËÏËÆÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-2-ÑÐÞ 96
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 28 ë 58% ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË (24 Ú) àÍÄËÏÑ-
ÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä ØÎÑÓÃÇÐÊÑÎÇ, ËÎË Ô ÄÞØÑÆÑÏ
40 ë 70% ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË (16 Ú) ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇ-
ÐËÇ 10 : 1) Ä ÃÇÐÊÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

ÁÒÑÐÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ 229, 230 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË 6-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
3-×ÇÐËÎËÊÑÍÔÂÊÑÎÑ[5,4-d]ÒËÓËÏËÆËÐÞ (97) ÓÇÂÍÙËÇÌ 5-ÂÏË-
ÐÑ-3-×ÇÐËÎËÊÑÍÔÂÊÑÎ-4-ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆÂ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË
ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÍËÔÎÑÕ. ¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËá ÐÂËÃÑÎÇÇ ÙÇÎÇÔÑÑÃÓÂÊÐÑ
ÒÓÑÄÑÆËÕß ÃÇÊ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ ÒÓË 40 ë 508³; Ä àÕËØ ÖÔÎÑÄËâØ

ÄÞØÑÆ ÙÇÎÇÄÞØ ËÊÑÍÔÂÊÑÎÑÒËÓËÏËÆËÐÑÄ 97 ÔÑÔÕÂÄÎâÎ
46 ë 75%.

ªÏËÐÑà×ËÓÞ âÄÎâáÕÔâ ÖÆÑÃÐÞÏË ËÔØÑÆÐÞÏË ÄÇÜÇÔÕ-
ÄÂÏË ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ÒÖÓËÐÑÄ (ËÏËÆÂÊÑ[4,5-d]ÒËÓËÏËÆËÐÑÄ)
Ë ËØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, Ä ÒÂÕÇÐÕÇ 231 ÑÒËÔÂÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐËÇ
ÂÆÇÐËÐÂ (98) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 42% ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ
ÏÖÓÂÄßËÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô 5-(ÂÎÍÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÂÏËÐÑ)-4-ÙËÂÐÑ-
ËÏËÆÂÊÑÎÑÏ Ä ¥®¶¡.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 1,2-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 5-ÂÏËÐÑËÏËÆÂÊÑÎÑÄ Ô
N-(àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ ËÎË N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÏ ÏÖÓÂÄßËÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓËÄÑÆËÕ Í N,N-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ
ÂÏËÆËÐÂÏ 99 (ÄÞØÑÆ 33 ë 52%), ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÆÑ
190 ë 2608³ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 8,9-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÅËÒÑÍÔÂÐÕËÐÞ
100 (R2 = EtOOC; ÄÞØÑÆ 65 ë 91%) ËÎË Ä 9-R-ÂÆÇÐËÐÞ 101
(R2 = CN; ÄÞØÑÆ 10 ë 20%).232

£ ÓÂÃÑÕÇ 233 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ Ñ ÒÑÎÖÚÇÐËË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒÖÓËÐÂ
(102) Ë ÅËÒÑÍÔÂÐÕËÐÂ (103) ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË 2-ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞØ 5-ÂÏËÐÑ-1-×ÇÐËÎÂÏËÐÑËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ Ô
N-ÂÙËÎËÏËÐÑà×ËÓÂÏË (35) ËÎË Ô N-(àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)ËÏËÐÑ-
à×ËÓÂÏË Ä ÍÔËÎÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 1 ë 3 Ú).
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6. ³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,2,4-ÕÓËÂÊËÐÂ

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ÆÑ ÐÂÔÕÑâÜÇÅÑ ÄÓÇÏÇÐË ËÏÇáÕÔâ ÑÅÓÂÐËÚÇÐÐÞÇ
ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÒÑÎÖÚÇÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÓâÆÂ 1,2,4-ÕÓËÂÊËÐÂ Ô ËÔÒÑ-
ÎßÊÑÄÂÐËÇÏ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÍÂÓ-
ÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.234

¢ÑÅÇÓ Ë ±ÂÐÇÍ 235, 236 Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ÆËÏÇ-
ÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐ-3,6-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
(64) Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË ËÎËËÏËÐÑÕËÑà×ËÓÂÏË ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ Ë
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 2 : 1) Ä ÆËÑÍ-
ÔÂÐÇ ÒÓË 60 ë 808³ ÒÑÎÖÚËÎË ÆËÏÇÕËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ 5-ÂÓËÎ-
(ÅÇÕÇÓËÎ)-1,2,4-ÕÓËÂÊËÐ-3,6-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 104
(ÕÂÃÎ. 3).

¡ÄÕÑÓÞ ÔÚËÕÂáÕ, ÚÕÑ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑÌ ÔÕÂÆËÇÌ ÓÇÂÍÙËË
âÄÎâÇÕÔâ ÕÇÓÏËÚÇÔÍÑÇ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËà×ËÓÂ 64 ÒÑ
ÔÄâÊË C=N ËÏËÐÑà×ËÓÂ ËÎË ËÏËÐÑÕËÑà×ËÓÂ, ÍÑÕÑÓÞÇ Ä
ÆÂÐÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂáÕÔâ ÍÂÍ ÅÇÕÇÓÑÆËÇÐÑ×ËÎÞ.
°ÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ ÒÓË àÕÑÏ ÙËÍÎÑÂÆÆÖÍÕÞ 105 Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍ-
ÙËË ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑ àÎËÏËÐËÓÖáÕ ÏÑÎÇÍÖÎÖ ÂÊÑÕÂ Ë ÏÑÎÇ-
ÍÖÎÖ ÔÒËÓÕÂ ËÎË ÏÇÓÍÂÒÕÂÐÂ, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
1,2,4-ÕÓËÂÊËÐÂ 104.

¡ÄÕÑÓÞ ÑÕÏÇÚÂáÕ, ÚÕÑ ÂÏËÆËÐÞ Ë ÐËÕÓËÎÞ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ Ä ÖÍÂÊÂÐÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÐÇ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÆËà×ËÓÑÏ 64. £
ÕÂÃÎ. 3 ÒÓËÄÇÆÇÐÞ ÆÂÐÐÞÇ Ñ ÄÎËâÐËË ÔÕÓÑÇÐËâ ËÔØÑÆÐÞØ
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕË ÓÇÂÍÙËË ÐÂ ÄÞØÑÆ 1,2,4-
ÕÓËÂÊËÐÑÄ 104.

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÑÃÓÂÊÖáÜËÌÔâ Ä ÓÇÂÍÙËË ÆËà×ËÓÂ
64 Ô ËÏËÐÑÕËÑà×ËÓÑÏ 6-ÏÇÕÑÍÔË-5-ÐËÕÓÑØËÐÑÎËÐ-2-ÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 1,2,4-ÕÓËÂÊËÐ 104 (R = 6-ÏÇÕÑÍÔË-5-ÐËÕÓÑØËÐÑ-
ÎËÐËÎ-2) âÄÎâÇÕÔâ ÍÎáÚÇÄÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ Ä ÒÑÎÐÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ
ÂÐÕËÃËÑÕËÍÂ ÔÕÓÇÒÕÑÐËÅÓËÐÂ.237

±ÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎË-
ÚÇÔÕÄ ÔÏÇÛÂÐÐÑÅÑ ÂÐÅËÆÓËÆÂ 106 Ô ÃÇÊÄÑÆÐÞÏ ÅËÆÓÂÊËÐÑÏ Ä
àÕÂÐÑÎÇ (208³, 2 Ú), Â ÊÂÕÇÏ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ ÒËÄÂÎËÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 12 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 40% Í 3,6-ÆË-
ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-1,2,4-ÕÓËÂÊËÐ-5(2¯)-ÑÐÖ.238

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÅËÆÓÂÊÑ-
ÐÑÏ ÑÍÔÑÏÂÎÑÐÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ
àÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ 3-ÏÇÕËÎ-5-ÑÍÔÑ-2¯-1,2,4-ÕÓËÂÊËÐ-6-ÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.239

²ÇÂÍÙËâ N-(b-ÂÏËÐÑÂÎÍËÎ)ÅËÆÓÂÊËÐÑÄ 107 Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓË-
ÆÂÏË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 240 ËÎË ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË 241 Ä àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâ-
ÚÇÐËÇ, 3 ë 20 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 1,4,5,6-ÕÇÕÓÂ-ÅËÆÓÑ-
1,2,4-ÕÓËÂÊËÐÂÏ 108, ÄÞØÑÆ ÍÑÕÑÓÞØ ÍÑÎÇÃÎÇÕÔâ ÑÕ 13 ÆÑ 68%
Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÕËÒÂ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ËÔØÑÆÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÂØ.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 241 ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞÌ
ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÂÕÂÍÇ ÔÑ
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´ÂÃÎËÙÂ 3. ³ËÐÕÇÊ ÆËÏÇÕËÎÑÄÞØ à×ËÓÑÄ 5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,2,4-ÕÓË-
ÂÊËÐ-3,6-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ (104) ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÆËÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ
à×ËÓÂ 1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐ-3,6-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (64) Ô ËÏËÐÑà×Ë-
ÓÂÏË ËÎË ËÏËÐÑÕËÑà×ËÓÂÏË (Ä ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ N2) (ÓÇÂÍÙËâ (3)) 235, 236

R R1X µÔÎÑÄËâ ÓÇÂÍÙËË £ÞØÑÆ,

T, 8C t, Ú %

Ph EtO 60 10 27

MeS 80 24 64

2-Py EtO 80 8 ë 12 37

MeS 80 20 68

EtO 80 20 33

MeS 80 4 70

MeS 80 4 78

MeS 80 20 ë 24 72 ë 82
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ÔÕÑÓÑÐÞ ÂÏËÐÐÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÂÏËÆËÐÂ 109,
ÍÑÕÑÓÞÌ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä 1,2,4-ÕÓËÂÊËÐ Ô àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ
ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÂÏÏËÂÍÂ.

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ËÏËÐÑ-
à×ËÓÑÄ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ë àÕËÎÇÐÆËÅËÆÓÂÊËÐÂ Ä àÕÂÐÑÎÇ
(ÍËÒâÚÇÐËÇ, 10 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 79 ë 83% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 4-ÂÏËÐÑ-
3-ÂÎÍËÎ-1,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1,2,4-ÕÓËÂÊËÐÞ.241

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÖÍÔÖÔÐÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô 2,5-ÆËÂÏËÐÑ-6-ÅËÆÓÂÊËÐÑÒËÓËÏËÆËÐÑÏ
110 Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ ÒÓË 208³ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 37 ë 64% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÒËÓËÏËÆÑ[5,4-e]-1,2,4-ÕÓËÂÊËÐÂ (111).242

¡ÄÕÑÓÞ ÑÕÏÇÚÂáÕ, ÚÕÑ ÒËÓËÏËÆÑÕÓËÂÊËÐÞ 111 âÄÎâáÕÔâ
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÏË ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÂÏË ×ÑÎËÇÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÇÇ ÂÐÂÎÑ-
ÅÑÄ.

7. ³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÂ

ªÊÄÇÔÕÐÑ,4, 5, 243 ë 245 ÚÕÑ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÒÓË
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÑÏ ÒÓË 08³ ÆÂáÕ 3,6-ÆËÊÂ-
ÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÞ, ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÞØ
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÍËÔÎÑÓÑÆÂ ÄÑÊÆÖØÂ, ÂÊÑÕËÔÕÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÂÏËÎÐËÕ-
ÓËÕÂ, ØÎÑÓËÆÂ ÉÇÎÇÊÂ(III) ËÎË ÒÇÓÑÍÔËÆÂ ÄÑÆÑÓÑÆÂ ÒÓËÄÑÆËÕ
Í ÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞÏ 3,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÂÏ 112,
ÄÞØÑÆ ÍÑÕÑÓÞØ, ÑÆÐÂÍÑ, ÐÇ ÒÓÇÄÞÛÂÇÕ 25 ë 35%.

£ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÆÇÔâÕËÎÇÕËâ ÑÔÑÃÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇ-
ÎÇÌ ÃÞÎÑ ÑÃÓÂÜÇÐÑ ÐÂ ÓÂÊÓÂÃÑÕÍÖ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ ÐÇÔËÏ-
ÏÇÕÓËÚÐÞØ 3,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÑÄ 113, ÕÂÍ ÍÂÍ
ÔÓÇÆË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ àÕÑÅÑ ÕËÒÂ ÃÞÎË ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÞ ÄÇÜÇÔÕÄÂ Ô
ÙÇÐÐÞÏË ÒÓËÍÎÂÆÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË.198

£ 1975 Å. ÂÏÇÓËÍÂÐÔÍËÏË ÖÚÇÐÞÏË 246 ë 248 ÃÞÎ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ
ÔÒÑÔÑÃ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÑÄ 113, ÊÂÍÎáÚÂáÜËÌÔâ Ä
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓË-
ÆÂÏË ËÎË ÂÙÇÕÂÕÂÏË ÂÏËÆËÐÑÄ Ë ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÑÏ Ä ÂÃÔÑ-
ÎáÕÐÑÏ àÕÂÐÑÎÇ ÒÓË 7107208³ (2 ë 3 Ú) Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ
ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ 1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÑÄ
(ÃÇÊ ÄÞÆÇÎÇÐËâ) ÂÊÑÕËÔÕÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ ÒÓË 5 ë 108³. £ àÕËØ
ÖÔÎÑÄËâØ ÙÇÎÇÄÞÇ 1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÞ 113 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÄÞØÑ-
ÆÑÏ 9 ë 55% ÐÂÓâÆÖ Ô ÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞÏË 3,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË
1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÂÏË 112, 5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÕÇÕÓÂÊÑÎÂÏË Ë 3,5-
ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË 1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÂÏË.

R R1 £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË

Ph H 30 246
Ph Me 11 249
Ph Et 13 249
4-ClC6H4 H 45 246
4-ClC6H4 Me 32 246
3-CF3C6H4 H 18 246
3-CF3C6H4 Me 16 246
4-MeOC6H4 Me 27 246
4-FC6H4 Et 22 246
t-Bu H 4.5 250
3-O2NC6H4 H 25 251

£ÂÐ ÆÇÓ ±ÎÂÔ Ë ÔÑÕÓ. 249, 250 ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÎË ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÒÓÑ-
ÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ 1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÑÄ ÍËÔÎÑÓÑÆÑÏ ÄÑÊ-
ÆÖØÂ Ä ÓÂÔÕÄÑÓÇ ÏÇÕËÎÇÐØÎÑÓËÆÂ ËÎË ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÂ.

£ ÒÂÕÇÐÕÂØ 251, 252 ÖÍÂÊÂÐÐÞÌ ÄÞÛÇ ÏÇÕÑÆ ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÐ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 3,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,2,4,5-ÕÇÕÓÂÊËÐÑÄ 114 Ë
115, ÄÍÎáÚÂáÜËØ ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÄÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ Ë ÂÎÍËÎßÐÞÇ
ÓÂÆËÍÂÎÞ ÐÑÓÏÂÎßÐÑÅÑ ÔÕÓÑÇÐËâ.
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1,2,4,5-´ÇÕÓÂÊËÐÞ 114 Ë 115 ËÔÒÑÎßÊÖáÕÔâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÑÄ ÐÇÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÉËÆÍÑÍÓËÔÕÂÎÎËÚÇÔÍËØ ×ÂÊ.

III. ³ËÐÕÇÊ ÒâÕË- Ë ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞØ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÂÕÑÏÞ ÂÊÑÕÂ Ë
ÍËÔÎÑÓÑÆÂ

1. ³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÑÍÔÂÊÑÎÂ Ë D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÂ

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ËÏÇáÕÔâ ÑÅÓÂÐËÚÇÐÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ Ñ ÒÑÎÖÚÇÐËË
ÑÍÔÂÊÑÎÑÄ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ. ¿ÕÑÕ ÏÇÕÑÆ ÐÂÛÇÎ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ ÎËÛß Ä ÔËÐÕÇÊÇ
×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÑÍÔÂÊÑÎ-4-ÍÂÓ-
ÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 116.253, 254

ªÊÄÇÔÕÐÑ,4, 5 ÚÕÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË
ÂÏËÐÑÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ì à×ËÓÂÏË, ÂÏËÆÑÏ, N-ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÏË ÂÏËÆÂÏË Ë ÐËÕÓËÎÑÏ ì ËÏËÐÑà×ËÓÞ ÆÂáÕ N-ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÇ ËÏËÐÑà×ËÓÞ 117. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ
ÏÇÕËÎ×ÑÓÏËÂÕÑÏ Ë àÕËÎÂÕÑÏ ÍÂÎËâ (0 ë 208³) ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ
Ä ÐÇÔÕÂÃËÎßÐÞÇ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÞ 118, ÍÑÕÑÓÞÇ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÑÍÔÂÊÑÎ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 116.4, 5, 255 ë 257

£ ÒÂÕÇÐÕÇ 258 ÑÒËÔÂÐ ÔËÐÕÇÊ ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÑÍÔÂÊÑÎÑÄ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 90 ë 97% ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÒÓÑÒÂÓÅËÎÑÄÞØ ËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÄ ÂÙÇÕÂÕÑÏ ÓÕÖÕË ËÎË ÕÑÊËÎÂÕÑÏ ÔÇÓÇÃÓÂ ÒÓË 2008³ (1 Ú).

°ÆÐËÏË ËÊ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÄÂÉÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÓâÆÂ ÑÍÔÂÊÑÎÂ
âÄÎâáÕÔâ D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ Ä ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÛËÓÑÍÑ
ÒÓËÏÇÐâáÕÔâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕÑÄ Ä ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÏ ÔËÐ-
ÕÇÊÇ.259 ë 262 ¥Îâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ Ä ÍÑÎßÙÇ D2-ÑÍÔÂÊÑ-
ÎËÐÑÄ ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ËÎË ËØ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ Ô b-ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÂÏË ÓÂÊÎËÚÐÑÅÑ ÔÕÓÑÇ-
ÐËâ.4, 5, 259, 262

¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë b-ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÑÄ Ä ÃÇÊÄÑÆ-
ÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ (àÕÂÐÑÎ, ÏÇÕÂÐÑÎ, ØÎÑÓÑ×ÑÓÏ) Ô ÄÞÔÑ-
ÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-ÑÍÔÂÊÑ-
ÎËÐÞ.55, 62, 89, 110, 263 ë 268

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂ Ë ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎß-
ÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË, Â ÕÂÍÉÇ ÄÞØÑÆ ÙÇÎÇÄÞØ D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÑÄ Ä
ÒÇÓÄÖá ÑÚÇÓÇÆß ÑÒÓÇÆÇÎâáÕÔâ ÒÓËÓÑÆÑÌ ÓÂÆËÍÂÎÂ Ä ÍËÔÎÑÕ-
ÐÑÌ ÚÂÔÕË ËÔØÑÆÐÑÅÑ ËÏËÐÑà×ËÓÂ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, Ä ÔÎÖÚÂÇ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓ-
ÐÞÇ 3-ËÐÆÑÎËÎßÐÞÌ 55, 62, 264 ËÎË 4-ÅËÆÓÑÍÔË-3,5-ÆË-ÕÓÇÕ-
ÃÖÕËÎ×ÇÐËÎßÐÞÌ 110 ÓÂÆËÍÂÎÞ, ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕ-
ÄÖáÜËØ D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÑÄ ËÊ àÕÂÐÑÎÂÏËÐÂ Ô ÖÆÑÄÎÇÕÄÑÓËÕÇÎß-
ÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË (46 ë 62%) ÐÇÑÃØÑÆËÏÑ ÍËÒâÚÇÐËÇ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ
Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 10 ë 12 Ú. £ ÕÑÉÇ ÄÓÇÏâ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 3-ËÐÆÑÎËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ ËÎË 3-(4-
ÅËÆÓÑÍÔË-3,5-ÆË-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ×ÇÐËÎ)ÒÓÑÒËÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕ ÙËÍ-
ÎËÊÂÙËâ ÊÂÄÇÓÛÂÇÕÔâ ÊÂ 1.5 ë 5 Ú.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 266 ÖÔÕÂÐÑÄËÎË, ÚÕÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô àÕÂÐÑÎÂÏËÐÑÏ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ
ÒÓË 208³ (2 Ú) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÂÏËÆËÐÑÄ 119, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ
ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÞ.

©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÞ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÕÂÍÉÇ ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô b-ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÂÏË,
ÑÆÐÂÍÑ Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆâÕÔâ ÎËÃÑ ÒÓË ÆÎËÕÇÎß-
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ÐÑÏ ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇ (ØÎÑÓÑ×ÑÓÏ, àÕÂÐÑÎ),267 ÎËÃÑ
ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÃÇÊ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ (160 ë 1808³) Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 16 ë 36 Ú.51, 264

ªÕÂÎßâÐÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ ÖÔÕÂÐÑÄËÎË, ÚÕÑ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙËÍÎË-
ÊÂÙËË (Z)-ÂÎÎËÎÑÄÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÕÓËØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ 120 ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ËÑÆÂ Ë ÒËÓËÆËÐÂ Ä ´¤¶ (208³,
12 Ú) 269 ËÎË N-ËÑÆÔÖÍÙËÐËÏËÆÂ Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ (208³,
12 Ú) 270, 271 Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÓÇÅËÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
2-ÕÓËØÎÑÓÏÇÕËÎ-4-(1-ËÑÆÂÎÍËÎ)-5-R-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÞ 121 Ä
ÄËÆÇ ÔÏÇÔÇÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ âÄÎâáÕÔâ ÍÎáÚÇ-
ÄÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÐÞØ b-ÂÏËÐÑÔ-
ÒËÓÕÑÄ Ë ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ.269, 270

R R1 R2 £ÞØÑÆ 121, %
H Me H 85
i-Pr H H 70
C5H11 H H 60
H H C15H31 90 (ÕÓÇÑ)
C15H31 H H 90 (ÙËÔ :ÕÓÂÐÔ= 1:4)
H H Et 88 (ÕÓÇÑ)
H H Ph 92
H H MeOCH2 87
H H CH2OTHP 81
H H PhCH2OCH2 98

£ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ
ÖÆÇÎâÎÑÔß ÔËÐÕÇÊÖ D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ØËÓÂÎßÐÞØ
b-ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÑÄ. °ÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ ÒÓË àÕÑÏ ØËÓÂÎßÐÞÇ
D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÞ âÄÎâáÕÔâ ÙÇÐÐÞÏË ÍÎáÚÇÄÞÏË ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍ-
ÕÂÏË Ä ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ì
2-ÅËÆÓÑÍÔË-, 2-ÏÇÕÑÍÔË-, 2-ÂÎÍËÎ- Ë 2-ØÎÑÓÂÎÍÂÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ,
1,4-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄ Ë Õ.Æ.

®ÇÌÇÓÔ Ë ÔÑÂÄÕ.272 ë 278 Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô
(+)-(1S,2S)-1-×ÇÐËÎ-2-ÂÏËÐÑÒÓÑÒÂÐ-1,3-ÆËÑÎÑÏ (122, R1 =
H) ËÎË Ô (+)-(1S,2S)-2-ÂÏËÐÑ-3-ÏÇÕÑÍÔË-1-×ÇÐËÎÒÓÑÒÂÐ-1-
ÑÎÑÏ (122, R1 = Me) Ä ÏÇÕËÎÇÐØÎÑÓËÆÇ (0 ë 208³, 6 Ú) Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 59 ë 87% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË (7)-(4S,5S)-2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
5-×ÇÐËÎ-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÞ (123) Ô ÕÓÂÐÔ-ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËÇÌ.

£ ÓÂÃÑÕÇ 275 ÑÕÏÇÚÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÓË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ
ÒÓÑÒËÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô (+)-(1S,2R)-2-ÂÏËÐÑ-1-×ÇÐËÎÒÓÑÒÂ-
ÐÑÎÑÏ-1 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÓËÆËÐÂ Ä ÏÇÕËÎÇÐØÎÑÓËÆÇ (08³;

208³, 12 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 80% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ (+)-(4R,5S)-4-ÏÇÕËÎ-
5-×ÇÐËÎ-2-àÕËÎ-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐ Ô ÙËÔ-ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËÇÌ.

²ÇÂÍÙËÇÌ àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 2-ØÎÑÓ-
ÂÎÍÂÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ë (2S)-2-ÂÏËÐÑ-3-×ÇÐËÎÒÓÑÒÂÐ-1-ÑÎÂ Ä
ÏÇÕËÎÇÐØÎÑÓËÆÇ ÒÓË 208³ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 60 ë 82% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
ØËÓÂÎßÐÞÇ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ (7)-(4S)-4-ÃÇÐÊËÎ-D2-ÑÍÔÂÊÑ-
ÎËÐÞ.279, 280

°ÕÏÇÚÂÇÕÔâ ÕÂÍÉÇ, ÚÕÑ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä ÆÂÐÐÑÌ ÓÇÂÍ-
ÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ ×ÇÐËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ
(7)-(4S)-2,4-ÆËÃÇÐÊËÎ-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
71% ÒÑÔÎÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËâ àÍÄËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÓÇÂÅÇÐ-
ÕÑÄ ÒÓË 120 ë 1308³ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 12 Ú ÃÇÊ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ.280

³ ÙÇÎßá ÒÑËÔÍÂ ÐÑÄÞØ à××ÇÍÕËÄÐÞØ ÒÓÑÕËÄÑÄËÓÖÔÐÞØ
ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ ì ÂÐÂÎÑÅÑÄ 3-ÏÇÕËÎ-5-[7-(4-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐ-2-ËÎ-
×ÇÐËÎ)ÑÍÔËÅÇÒÕËÎ]ËÊÑÍÔÂÊÑÎÂ (äÆËÔÑÍÔÂÓËÎã, ËÐÅËÃËÕÑÓ
ÄËÓÖÔÂ HPV-14) ì ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ
124 Ô ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÏË ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÂÏË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞÇ (4S)- Ë (4R)-ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ 4-ÂÎÍËÎ-D2-ÑÍÔÂ-
ÊÑÎËÐÑÄ 125.281

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô à×ËÓÂÏË
L-ÔÇÓËÐÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 75 ë 76% Í ØËÓÂÎßÐÞÏ à×ËÓÂÏ
2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ (4S)-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔ-
ÎÑÕ,282 ë 284 ÍÑÕÑÓÞÇ ËÔÒÑÎßÊÖáÕÔâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÎáÚÇÄÞØ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËÌ Ä ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ 3-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÎÍÂÐÑ-
ÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ë 3-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÎÂÍÕÑÐÑÄ.282, 283
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¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ à×ËÓÑÄ ÔÇÓËÐÂ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 1 : 1) Ä
ÏÇÕËÎÇÐØÎÑÓËÆÇ (208³, 8 Ú) ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
65 ë 72%ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËÇ à×ËÓÞ 2-×ÇÐËÎ-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐ-4-ÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ âÄÎâáÕÔâ ÖÆÑÃÐÞÏË ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍ-
ÕÂÏË ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË 2-ÆÇÌÕÇÓÑ-D-ÔÇÓËÐÂ Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊ-
ÄÑÆÐÞØ.285, 286

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË à×ËÓÑÄ L-ÕÓÇÑÐËÐÂ (126) (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑ-
ÛÇÐËÇ 1 : 1.75) Ä ÔÏÇÔË à×ËÓ ë ÄÑÆÂ ÒÓË 208³ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
70 ë 72% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ à×ËÓÞ ÕÓÂÐÔ-(4S,5R)-5-ÏÇÕËÎ-2-×ÇÐËÎ-
D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (127).287 ë 289

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ à×ËÓÂ D-ÕÓÇÑ-
ÐËÐÂ 128 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 52% ÒÑÎÖÚÇÐ à×ËÓ ÕÓÂÐÔ-(4R,5S)-D2-
ÑÍÔÂÊÑÎËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (129) ì ÍÎáÚÇÄÑÇ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÇ Ä àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ ÒÓËÓÑÆÐÑÅÑ ÂÊÑÍÔËÂÎÍÇÐÂ
àÎÂÑÏËÙËÐÂ,290 Â ËÊ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ à×ËÓÂ 130 ì à×ËÓ ÙËÔ-
(4S,5R)-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (131) ì ÍÎáÚÇ-
ÄÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ Ä ÔËÐÕÇÊÇ L-ÕÓÇÑÐËÐÂ.291

ÁÒÑÐÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ 292 ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ
ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË (2S,3R)-2-ÂÏËÐÑ-3-
ÅËÆÓÑÍÔË-2-R-ÃÖÕÂÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ (132) (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ
1.2 : 1) Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 14 Ú) ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË à×ËÓÞ
ÕÓÂÐÔ-(4S,5R)-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 133
(ÔØÇÏÂ 3), ÑÆÐÂÍÑ ÄÞØÑÆ D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÑÄ ÒÓË àÕÑÏ ÐÇ ÒÓÇÄÞ-
ÛÂÎ 12 ë 18%.

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ à×ËÓÑÄ
(2S,3S)-2-ÂÏËÐÑ-3-ÅËÆÓÑÍÔË-2-R-ÃÖÕÂÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ (134) Ô
ÐËÊÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ (12 ë 16%) ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ à×ËÓÞ ÙËÔ-
(4S,5S)-D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 135 (ÔÏ. ÔØÇÏÖ 3).
¡ÄÕÑÓÞ ÑÕÏÇÚÂáÕ, ÚÕÑ D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÞ 133 Ë 135 âÄÎâáÕÔâ
ÖÆÑÃÐÞÏË ÍÎáÚÇÄÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ä ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÏ
ÔËÐÕÇÊÇ a-ÂÎÍËÎÂÏËÐÑ-b-ÅËÆÓÑÍÔËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.

2. ³ËÐÕÇÊ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÃÇÐÊÑÍÔÂÊÑÎÑÄ

ªÊÄÇÔÕÐÑ,4, 5 ÚÕÑ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ
ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô Ñ-ÂÏËÐÑ×ÇÐÑÎÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÏ ÃÇÐÊÑÍÔÂÊÑÎÂÏ. ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ Ä ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ
ÄÓÇÏâ àÕÑÕ ÏÇÕÑÆ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÚÂÔÕÑ ÒÓËÏÇÐâÎÔâ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ
ÃÇÐÊÑÍÔÂÊÑÎÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ×ÖÐÍ-
ÙËÑÐÂÎßÐÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÞ,67 ë 69 ÍÓÇÏÐËÌÂÎÍËÎßÐÞÇ ÓÂÆËÍÂÎÞ,71, 72 ÂÕÑÏÞ
ÅÂÎÑÅÇÐÑÄ,114, 293, 294 ÂÙËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ,106 Â ÕÂÍÉÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÃÇÐÊÑÌÐÞØ ÍËÔÎÑÕ,110 ÍËÔÎÑÕ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ Óâ-
ÆÂ 55, 61, 62, 66, 112 Ë b-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÍÓËÎÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.55, 82, 295

²ÇÂÍÙËË àÕÑÅÑ ÕËÒÂ ÑÃÞÚÐÑ ÒÓÑÄÑÆâÕÔâ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ËÎË àÕÂÐÑÎÇ Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 5 ë 10 Ú, ÒÓË àÕÑÏ ÄÞØÑÆ ÙÇÎÇÄÞØ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÃÇÐ-
ÊÑÍÔÂÊÑÎÑÄ ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 63 ë 97%. ±ÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕß ÓÇÂÍ-
ÙËÌ Ä ÍÂÉÆÑÏ ÍÑÐÍÓÇÕÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÊÂÄËÔËÕ Ä ÒÇÓÄÖáÑÚÇÓÇÆß ÑÕ
ÒÓËÓÑÆÞ ÓÂÆËÍÂÎÂ Ä ÍËÔÎÑÕÐÑÌ ÚÂÔÕË ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÅËÆÓÑØÎÑ-
ÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ.296 °ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ Ä ÔÎÖÚÂÇ ÅËÆÓÑ-ØÎÑÓËÆÑÄ
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ,
ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÐËÉÂáÕ ÕÇÓÏËÚÇÔÍÖá ÔÕÂÃËÎßÐÑÔÕß ËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÄ, ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆâÕÔâ ÒÓË 0 ë 208³.69

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ËÏÇáÕÔâ ÑÕÆÇÎßÐÞÇ ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÓÇÂÍÙËâØ
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË Ä
ÍÑÎßÙÇ Ñ-ÂÏËÐÑ×ÇÐÑÎÂÏË, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓËÄÑÆâÕ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞ-
ØÑÆÑÏ Í 2,5- ËÎË 2,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ÃÇÐÊÑÍÔÂÊÑÎÂÏ.106, 297, 298

£ ÓÂÃÑÕÇ 104 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ Ñ ÒÑÎÖÚÇÐËË 1,5-ÃËÔ(ÃÇÐÊÑÍÔÂÊÑÎ-
2-ËÎ)-3,3-ÆËÐËÕÓÑÒÇÐÕÂÐÂ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 94% ÓÇÂÍÙËÇÌ ÆËÅËÆ-
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ÓÑØÎÑÓËÆÂ ÆËËÏËÐÑà×ËÓÂ 4,4-ÆËÐËÕÓÑÒËÏÇÎËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
Ô Ñ-ÂÏËÐÑ×ÇÐÑÎÑÏ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 2) Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÓË
508³ (1 Ú).

2-©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÃÇÐÊÑÍÔÂÊÑÎÞ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÕÂÍÉÇ ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô Ñ-ÂÏËÐÑ×ÇÐÑÎÑÏ.296

£ ÔÎÖÚÂÇ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÔËÎßÐÞÇ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍ-
ÙÇÒÕÑÓÐÞÇ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË (ÐÂÒÓËÏÇÓ, ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÒÇÓ×ÕÑÓ-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ), ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÒÓÑÕÇÍÂáÕ Ä ÏâÅÍËØ
ÖÔÎÑÄËâØ (20 ë 358³, 1 ë 3 Ú), ÙÇÎÇÄÞÇ ÃÇÐÊÑÍÔÂÊÑÎÞ ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ ÒÓË àÕÑÏ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 75 ë 86%.296, 299

3. ³ËÐÕÇÊ 3,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ

¥Îâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËÌ ÚÂÔÕÑ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÂÏËÆÑÍÔËÏÞ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ.300 £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÄÕÑÓÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ Ä ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô
ÂÏËÆÑÍÔËÏÂÏË ÏÑÅÖÕ ÖÚÂÔÕÄÑÄÂÕß ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ ËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÄ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.52, 56, 89, 301 ë 305

²ÇÂÍÙËË àÕÑÅÑ ÕËÒÂ ÑÃÞÚÐÑ ÒÓÑÄÑÆâÕ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä àÕÂÐÑÎÇ ËÎË ÏÇÕÂÐÑÎÇ
Ä ÕÇÚÇÐËÇ 1 ë 12 Ú; ÒÓË àÕÑÏ ÄÞØÑÆ 3,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,2,4-
ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 38 ë 92%.

£ ÓÂÃÑÕÇ 303 ÔÓÂÄÐËÕÇÎßÐÑ ÐÇÄÞÔÑÍËÌ ÄÞØÑÆ (38 ë 47%)
3-(ËÐÆÑÎËÎ-3-ÏÇÕËÎ)-5-R-1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ (R = ËÐÆÑ-
ÎËÎ-3, ËÐÆÑÎËÎ-3-ÏÇÕËÎ, ×ÇÐËÎ, Ò-ÐËÕÓÑ×ÇÐËÎ) ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ
ÕÇÓÏËÚÇÔÍÑÌ ÐÇÔÕÂÃËÎßÐÑÔÕßá ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÂÏËÆÑÍÔËÏÂ 3-ËÐ-
ÆÑÎËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÓÂÊÎÂÅÂáÜÇÅÑÔâ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä
ÏÇÕÂÐÑÎÇ.

3,5-¥ËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÞ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÕÂÍÉÇ
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÓÇÂÍÙËÇÌ 1,3-ÆËÒÑÎâÓÐÑÅÑ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâN-ÑÍËÔÇÌ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÐËÕÓËÎÑÄ Ô
ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.107, 302, 306 ë 312 1,3-¥ËÒÑ-
ÎË ì N-ÑÍËÔË ÐËÕÓËÎÑÄ ì ÑÃÞÚÐÑ ÒÑÎÖÚÂáÕ in situ ËÊ
ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÄ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÂÓËÎ- ËÎË ÅÇÕÇÓËÎÅËÆÓÑÍ-
ÔÂÏÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÆËÒÑÎâ-
ÓÑ×ËÎÂ ì ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ. ¥Îâ
ÅÇÐÇÓËÓÑÄÂÐËâ N-ÑÍËÔÇÌ ÐËÕÓËÎÑÄ ËÊ ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÄ
ÅËÆÓÑÍÔÂÏÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÓËÏÇÐâáÕ ÎËÃÑ 5%-ÐÞÌ ÄÑÆÐÞÌ
ÓÂÔÕÄÑÓ ÍÂÓÃÑÐÂÕÂ ÐÂÕÓËâ (0 ë 58³, 1 Ú),302, 309 ÎËÃÑ ÕÓËàÕËÎ-
ÂÏËÐ (0 ë 58³).311 £ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ ÆËÒÑÎâÓÑ×ËÎ ì ËÏË-
ÐÑà×ËÓ ì ÕÂÍÉÇ ÅÇÐÇÓËÓÖáÕ ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÅËÆÓÑØÎÑ-
ÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ.302, 308, 309

£ ÓÂÃÑÕÂØ 302, 309 ÑÕÏÇÚÂÇÕÔâ, ÚÕÑ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÙÇÎÇÔÑÑÃÓÂÊÐÑ
ÒÓÑÄÑÆËÕß ÓÇÂÍÙËË ÒÓË ÏÑÎâÓÐÑÏ ÑÕÐÑÛÇÐËË N-ÑÍËÔß ÐËÕ-
ÓËÎÂ : ËÏËÐÑà×ËÓ, ÓÂÄÐÑÏ 1 : (272.5), ÒÓË 0 ë 58³ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 1 Ú
Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÒÇÓÇÏÇÛËÄÂÐËÇÏ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÒÓË
208³ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 3 Ú. ±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËÌ Ä ÖÍÂÊÂÐÐÞØ
ÖÔÎÑÄËâØ ÄÞØÑÆ 1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ ÔÑÔÕÂÄÎâÎ 55 ë 70%.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕ 308, 309 ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÒÓË 1,3-ÆËÒÑÎâÓ-
ÐÑÏ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËË N-ÑÍËÔÇÌ ÐËÕÓËÎÑÄ Í ÔÄâÊË C=N
ËÏËÐÑà×ËÓÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ D2-1,2,4-
ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎËÐÞ 136, ÍÑÕÑÓÞÇ ÆÂÎÇÇ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä 1,2,4-ÑÍ-
ÔÂÆËÂÊÑÎÞ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËâ ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÔÒËÓÕÂ.

ªÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ ÕÂÍÑÅÑ ÕËÒÂ ÃÞÎ ÄÞÆÇÎÇÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 34%
ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ØÎÑÓ-
ÂÐÅËÆÓËÆÑÏ 2-ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ×ÇÐËÎÅËÆÓÑÍÔÂÏÑÄÑÌ ÍËÔÎÑ-
ÕÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ.311 ¿ÕÑÕ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ ÒÓË
ÄÞÆÇÓÉËÄÂÐËË Ä à×ËÓÇ (208³) ÒÓÇÄÓÂÜÂÎÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 23% Ä
3-(2-ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ×ÇÐËÎ)-5-×ÇÐËÎ-1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎ.

¥Îâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎËÔß ÕÂÍÉÇ ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔ-
ÒÑÔÑÃÐÞÇ N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ËÏËÐÑà×ËÓÞ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËË N-ÂÙËÎËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÏ ÅËÆ-
ÓÑÍÔËÎÂÏËÐÂ Ë ÏÇÕËÎÂÕÑÏ ÐÂÕÓËâ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ
1 : 1.1 : 1.1) Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ (208³, 12 Ú; ÍËÒâÚÇÐËÇ, 6 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ
38 ë 74% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 3,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,2,4-ÑÍÔÂÆË-
ÂÊÑÎÞ.163

°ÃÓÂÜÂÇÕ ÐÂ ÔÇÃâ ÄÐËÏÂÐËÇ ÕÑÕ×ÂÍÕ, ÚÕÑ Ä ÆÂÐÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ
ÓÂÆËÍÂÎ R ËÊ ÍËÔÎÑÕÐÑÌ ÚÂÔÕË ËÏËÐÑà×ËÓÂ Ä ÑÃÓÂÊÖáÜÇÏÔâ
1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÇ ÊÂÐËÏÂÇÕ ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 3, Â ÓÂÆËÍÂÎ R2 ËÊ
ÂÙËÎßÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ì ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 5.

RF = CF3, n-C3F7, F5C2O(CF2)2OCF2,

n-C3F7O[CF(CF3)CF2O]2CF(CF3);

R1 =Me, Et; R2 = H, n-C3F7

7R1OH, 7NH3
+

NH2

OH
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N
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R2

R C

NH .HCl
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R2 C

N

NH2

OH

+
N

N

OR

R2

D

7R1OH,

7NH4Cl

R = Alk, Ar, ClCH2, 1-Ad, Het; R1 =Me, Et;

R2 =Me, Ph, ClCH2, 4-O2NC6H4, PhCH2, 1-Ad,

O
O2N

N
H

N
H

, ,

+ R2 C

N

Cl

OH

R C

NH .HCl

OR1

08C

72HCl

R C

NH

OR1

R2 C N O+
7R1OH

O
O2N

R=Me, EtOCH2CH2, 1-Ad, Ar, PhCH2, PhCH2CH2;

R1 =Me, Et; R2 = Ar,

N

N

OR

R2

+R2 C N OR C

NH

OR1

N

HN

O

R2

R1O

R

N

N

OR

R2
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R,R2 =Me, Ar; R1 =Me, Et

N

N

OR2

R

+H2NOH .HCl +MeONaR C

NCOR2

OR1

35
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4. ³ËÐÕÇÊ 2,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ

£ÞÛÇ ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß, ÚÕÑ ËÏËÐÑà×ËÓÞ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÓË
ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô N-ÂÙËÎÅËÆÓÂÊËÐÂÏË (ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÍËÔÎÑÕ)
ÆÂáÕ ÎËÃÑ N-ÂÙËÎÂÏËÆÓÂÊÑÐÞ 28, ÎËÃÑ 3,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÞ 29.

£ 1963 Å. £ÇÌÆËÐÅÇÓ Ë ¬ÓÂÐÙ ÖÔÕÂÐÑÄËÎË,301 ÚÕÑ ÍÑÐÆÇÐÔÂ-
ÙËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÍËÔÎÑÕ ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í 2,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÂÏ. £ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ
ÄÓÇÏâ àÕÑÕ ÏÇÕÑÆ ÛËÓÑÍÑ ÒÓËÏÇÐâÇÕÔâ ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË 1,3,4-
ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ ËÊ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë ÅËÆÓÂÊËÆÑÄ
ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ, ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÍËÔÎÑÕ.52, 55, 56, 89, 107, 168, 293, 305, 313 ë 320

°ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ 1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÞ ÒÑ àÕÑÏÖ ÏÇÕÑÆÖ ÏÑÅÖÕ
ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÆÄÖÏâ ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÐÞÏË ÒÖÕâÏË; ÕÂÍËÏ ÑÃÓÂ-
ÊÑÏ, ÒÓË ÒÎÂÐËÓÑÄÂÐËË ÔËÐÕÇÊÂ ËÊ ÆÄÖØ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÅËÆÓÑØÎÑ-
ÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë ÆÄÖØ ÅËÆÓÂÊËÆÑÄ ÏÑÉÐÑ ÄÞÃÓÂÕß
ÐÂËÃÑÎÇÇ ÆÑÔÕÖÒÐÞÇ.

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÅËÆÓÂÊË-
ÆÂÏË ÍËÔÎÑÕ ÒÓÑÄÑÆâÕÔâ, ÍÂÍ ÒÓÂÄËÎÑ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË
(78 ë 1608³) ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ
ËÏËÐÑà×ËÓÂ : ÅËÆÓÂÊËÆ ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ (1 ë 1.35) : 1) Ä ÃÇÊÄÑÆÐÞØ
ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ ì àÕÂÐÑÎÇ, ¥®¶¡, N-ÏÇÕËÎÒËÓÓÑÎËÆÑÐÇ,
ÒËÓËÆËÐÇ ËÎË ÆËÑÍÔÂÐÇ ì Ä ÕÇÚÇÐËÇ 1 ë 8 Ú. £ àÕËØ ÖÔÎÑÄËâØ
ÄÞØÑÆ ÙÇÎÇÄÞØ 1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 55 ë 94%.

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô
ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÍËÔÎÑÕ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
N-ÂÙËÎÅËÆÓÂÊÑÐÞ à×ËÓÑÄ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÍËÔÎÑÕ (137),
ÍÑÕÑÓÞÇ Ä ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 60 ë 90%
ÒÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓË 7107158³ Ä ÕÇÚÇÐËÇ
6 ë 24 Ú.89, 107, 168, 301, 321

±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÆÑ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÞ ÒÎÂÄÎÇ-
ÐËâ 89, 107, 168, 301 ËÎË ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÑÏ ÒÓË 208³
(ÔÏ.321) ÑÕÜÇÒÎâáÕ ÏÑÎÇÍÖÎÖ ÔÒËÓÕÂ Ë ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä 1,3,4-
ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÞ (ÄÞØÑÆ 88 ë 97%).

³ ÙÇÎßá ÒÑËÔÍÂ ÐÑÄÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ Ô ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô
ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 2-[o-(ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑ)ÂÎÍËÎ]-5-
×ÇÐËÎ-1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÞ.317 ¡ÄÕÑÓÞ ÑÕÏÇÚÂáÕ, ÚÕÑ ÆÎâ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ 2-[4-(ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑ)ÃÖÕËÎ]-1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÂ
ÐÂËÃÑÎÇÇ ÙÇÎÇÔÑÑÃÓÂÊÐÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ ËÏËÐÑ-
à×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ 2-[2-(ÆËÏÇÕËÎ-
ÂÏËÐÑ)àÕËÎ]-1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎ ÎÖÚÛÇ ÄÔÇÅÑ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ËÊ
ÅËÆÓÂÊËÆÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

³ÑÅÎÂÔÐÑ ÒÂÕÇÐÕÐÞÏ ÆÂÐÐÞÏ 318 ë 320, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÅËÆÓÑÍÔËÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô
ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-ÅËÆÓÑÍÔË-
ÏÇÕËÎ-5-ÂÓËÎ-1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÂÏì ÄÂÉÐÞÏ ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕÂÏ
Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÂÐÕËÍÑÐÄÖÎßÔËÄÐÑÌ,
ÂÐÂÎßÅÇÕËÚÇÔÍÑÌ, ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÑÌ Ë ÆËÖÓÇÕËÚÇÔÍÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÆËÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ÃËÔËÏËÐÑ-
à×ËÓÑÄ ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÍËÔÎÑÕ (ÏÑÎâÓ-
ÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 2) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÃËÔ-1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÞ
138.301, 313

²ÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆËÎËÔß ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ,
N-ÏÇÕËÎÒËÓÓÑÎËÆÑÐÇ ËÎË ÒËÓËÆËÐÇ; ÒÓË àÕÑÏ ÄÞØÑÆ ÃËÔ-
1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑÄ 138 ÔÑÔÕÂÄÎâÎ 40 ë 80%.

5. ³ËÐÕÇÊ 1,3-ÑÍÔÂÊËÐÑÄ Ë ÓÑÆÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ
ÍËÔÎÑÕ Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË 3-ÂÏËÐÑÒÓÑÒÂÐ-1-ÑÎÂÏË Ä àÕÂÐÑÎÇ
(ÍËÒâÚÇÐËÇ, 1 ë 2 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2,5,6-ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 5,6-
ÆËÅËÆÓÑ-4¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐÂÏ (139).322, 323

£ÞÛÇ ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß, ÚÕÑ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙËÍÎËÊÂÙËË (Z)-ÂÎ-
ÎËÎÑÄÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÕÓËØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 120 ÒÑÆ
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ N-ËÑÆÔÖÍÙËÐËÏËÆÂ Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ (208³, 12 Ú)
ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 2-ÕÓËØÎÑÓÏÇÕËÎ-4-(1-ËÑÆÑÂÎ-
ÍËÎ)-5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-ÑÍÔÂÊÑÎËÐÞ (121).269 ë 271

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ (¦)-ÂÎÎËÎÑÄÞÇ ËÏËÐÑà×ËÓÞ
ÕÓËØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 140 ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ
Ä ÕÓÂÐÔ-5-ËÑÆ-2-ÕÓËØÎÑÓÏÇÕËÎ-4,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 5,6-ÆË-
ÅËÆÓÑ-4¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐÞ (141).271, 324

+ R2CONHNH27R1OH,7NH4Cl

R =Me, ClCH2, EtOOCCH2, AcCH2CH2, Me3SiCH2CH2,
cyclo-C6H11, Ar, PhCH=CH, Het, 1-Ad;

R1 =Me, Et, Bu; R2 = H, Me, Ar, cyclo-C6H11, 1-Ad, Het

R C

NH .HCl

OR1

NN

OR R2

+ R27CONHNH2R C

NH .HCl

OEt

7108C
7NH4Cl

137

R=Me, Ar,

R2 =Me, Ar, 4-Py

N
H

O, O2N

NN

OR R2
R C

N

OEt

NHCOR2

D

7EtOH

XC

HCl .HN

EtO OEt

NH .HCl

C + 2 RCONHNH2

NN

OXO

N N

R R

138

X=7(CH2)n7 (n= 0, 2, 4),

R = Ar,

NH2

NH2

NH2

, ,

,

Ar C

NH .HCl

OEt

+

N

OAr R

R1

D

7EtOH, 7NH4Cl

139

R= Ph, ; R1 = H, PhN
O

R CH

OH

CH

R1

CH2NH2
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£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ (E)-ÂÎÎËÎÑÄÞÇ ËÏËÐÑà×ËÓÞ 142, ÔÑÆÇÓÉÂ-
ÜËÇ ÂÎÍÑÍÔËÅÓÖÒÒÞ, Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÆÂáÕ ÔÏÇÔß D2-ÑÍ-
ÔÂÊÑÎËÐÑÄ 121 Ë 5,6-ÆËÅËÆÓÑ-4¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐÑÄ 141.318

¯ËÉÇ ÒÓËÄÇÆÇÐÞ ÒÓËÏÇÓÞ ÕÓÂÐÔ-5-ËÑÆ-5,6-ÆËÅËÆÓÑ-4¯-
1,3-ÑÍÔÂÊËÐÑÄ 141, ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÒÓË ÙËÍÎËÊÂÙËË (¦)-ÂÎ-
ÎËÎÑÄÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÕÓËØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 140 Ë 142.
R R1 £ÞØÑÆ 1,3-ÑÍÔÂÊËÐÂ 141, %

H Ph 80
H (E)-MeCH=CH 90
H (E)-C13H27CH=CH 95
Me Me 85
H n-C15H31 70
H Et 90
H Pr 87
H MeOCH2 30 (61% 121, R2 =Me)
H PhCH2OCH2 18 (75% 121, R2 = PhCH2)
H CH2OTHP 38 (55% 121, R2 = THP)
(THPì ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÐËÎ)

£ ÓÂÃÑÕÇ 269 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ, ÚÕÑ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙËÍÎËÊÂÙËË
ÅÑÏÑÂÎÎËÎÑÄÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÕÓËØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
(143) ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ËÑÆÂ Ë ÒËÓËÆËÐÂ Ä ´¤¶ (208³, 12 Ú) Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 65 ë 90% ÒÑÎÖÚÇÐÞ 4-(1-ËÑÆÂÎÍËÎ)-2-ÕÓËØÎÑÓÏÇÕËÎ-
5,6-ÆËÅËÆÓÑ-4¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐÞ (144).

²ÇÂÍÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÆËÍÇÕÇÐÑÏ Ä
à×ËÓÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 5 Ú) ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÔÏÇÔß 6-ÏÇÕËÎ-2-×ÇÐËÎ-2-
àÕÑÍÔË-3,4-ÆËÅËÆÓÑ-2¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐÂ (145a; ÄÞØÑÆ
21.3%) Ë 6-ÏÇÕËÎ-2-×ÇÐËÎ-4¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐÂ (146a; ÄÞØÑÆ
16.0%).325 ¡ÄÕÑÓÞ ÑÕÏÇÚÂáÕ, ÚÕÑ 2-àÕÑÍÔË-3,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,3-
ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐ 145a ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÃÇÐÊÑÎÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÑ
ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä 1,3-ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐ 146a.

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ×ÇÐËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß 2-ÃÇÐÊËÎ-6-ÏÇÕËÎ-2-àÕÑÍÔË-3,4-
ÆËÅËÆÓÑ-2¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐÂ (ÄÞØÑÆ 54.6%), 2,6-ÆËÃÇÐÊËÎ-
4-ÅËÆÓÑÍÔË-5-ÂÙÇÕËÎÒËÓËÏËÆËÐÂ (147; ÄÞØÑÆ 27%) Ë (N-ÂÙÇ-
ÕÑÂÙÇÕËÎ)ÂÏËÆÂ ×ÇÐËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.325

£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË (3 Ú) ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÆËÍÇÕÇÐÑÏ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 2) Ä ÃÇÐÊÑÎÇ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 70% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ 4¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐ 146a.326

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ
Ô ÆËÍÇÕÇÐÑÏ Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
(ÍËÒâÚÇÐËÇ, 0.5 ë 2 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 13 ë 35% Í 2-ÅÇÕÇ-
ÓËÎ-6-ÏÇÕËÎ-4¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐÂÏ (146b).327 ±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇ-
ÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (20 ë 608³, 174 Ú)
Ô ÄÞØÑÆÑÏ 33 ë 57%ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 2-àÕÑÍÔË-2¯-3,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,3-
ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐÞ (145b).
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£ÇÐÅÇÓÔÍËÇ ÖÚÇÐÞÇ 328, 329 ÆÇÕÂÎßÐÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÎË ÍÑÐÆÇÐÔÂ-
ÙËá ËÏËÐÑà×ËÓÂ 4-ØÎÑÓÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÔÑ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓ-
ÐÞÏË ÙËÔ- Ë ÕÓÂÐÔ-2-ÂÏËÐÑÏÇÕËÎÙËÍÎÑÂÎÍÂÐÑÎÂÏË (148) Ë
2-ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎ-1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÂÎÍÂÐÂÏË (149).

µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä àÕÂÐÑÎÇ
(24 Ú) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ HCl Ä ÔÎÖÚÂÇ
ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÑÄ 148 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ (E)- Ë (Z)-5,6-
ÕÇÕÓÂÏÇÕËÎÇÐ- ËÎË (E)- Ë (Z)-5,6-ÒÇÐÕÂÏÇÕËÎÇÐ-5,6-ÆËÅËÆÓÑ-
4¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐÞ (150).

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÐÞØ ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÑÄ
149 ÒÓËÄÑÆËÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ Í (E)- Ë (Z)-4,5-
ÕÇÕÓÂÏÇÕËÎÇÐ- ËÎË Í (E)- Ë (Z)-4,5-ÒÇÐÕÂÏÇÕËÎÇÐ-4,5-ÆËÅËÆÓÑ-
6¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐÂÏ (151).

±ÓË ÍËÒâÚÇÐËË (1.5 Ú) (Z)-ËÊÑÏÇÓÑÄ ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÑÄ 148 Ô
ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ 4-ØÎÑÓÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÑÕÔÖÕ-
ÔÕÄËÇ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70 ë 73% ÄÞÆÇ-
ÎÇÐÞ N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÂÏËÆËÐÞ 152, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
(12 Ú) Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË HCl ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä (Z)-5,6-
ÆËÅËÆÓÑ-4¯-1,3-ÑÍÔÂÊËÐÞ 150.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ë 3-àÐÆÑ-ÂÏËÐÑ-2-àÐÆÑ-
(ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎ)ÃËÙËÍÎÑ[2.2.1]ÅÇÒÕ-5-ÇÐÂ (153) ËÎË 3-àÍÊÑ-
ÂÏËÐÑ-2-àÍÊÑ-(ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎ)ÃËÙËÍÎÑ[2.2.1]ÅÇÒÕ-5-ÇÐÂ (154)
Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ HCl
(ÍËÒâÚÇÐËÇ, 6 ë 10 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 32 ë 48% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÇÐÐÑ 2-ÂÓËÎ-5,8-ÏÇÕÂÐÑ-4ar,5t,8t,8ac-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-4¯-3,1-
ÃÇÐÊÑÍÔÂÊËÐÞ (155) Ë 2-ÂÓËÎ-5,8-ÏÇÕÂÐÑ-4ar,5c,8c,8ac-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑ-4¯-3,1-ÃÇÐÊÑÍÔÂÊËÐÞ (156).330 ë 332

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ 3-àÐÆÑ-ÂÏËÐÑ-2-àÐÆÑ-(ÅËÆÓÑÍ-
ÔËÏÇÕËÎ)ÃËÙËÍÎÑ[2.2.1]ÅÇÒÕÂÐÂ Ë 3-àÍÊÑ-ÂÏËÐÑ-2-àÍÊÑ-(ÅËÆ-
ÓÑÍÔËÏÇÕËÎ)ÃËÙËÍÎÑ[2.2.1]ÅÇÒÕÂÐÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÇÐÐÑ 2-ÂÓËÎ-5,8-ÏÇÕÂÐÑ-4ar,5t,6,7,8t,8ac-ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑ-4¯-
3,1-ÃÇÐÊÑÍÔÂÊËÐÞ (157; ÄÞØÑÆ 34 ë 45%)331, 332 Ë 2-ÂÓËÎ-5,8-
ÏÇÕÂÐÑ-4ar,5c,6,7,8c,8ac-ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑ-4¯-3,1-ÃÇÐÊÑÍÔÂÊËÐÞ
(158; ÄÞØÑÆ 27 ë 38%).330, 332

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÙËÔ-
àÍÊÑ-3-(ÂÏËÐÑÏÇÕËÎ)ÃËÙËÍÎÑ[2.2.1]ÅÇÒÕÂÐ-2-ÑÎÑÏ Ä ÖÍÂÊÂÐ-
ÐÞØ ÄÞÛÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÒÓËÄÑÆËÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 51 ë 55% Í 2-ÂÓËÎ-
5,8-ÏÇÕÂÐÑ-4ar,5c,6,7,8c,8ac-ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑ-4¯-1,3-ÃÇÐÊÑÍÔÂÊË-
ÐÂÏ (159).333

6. ³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊËÐÂ Ë
1,5,2-ÆËÑÍÔÂÊËÐÂ

³ÑÅÎÂÔÐÑ ÒÂÕÇÐÕÐÞÏ ÆÂÐÐÞÏ,334 ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÅËÆÓÑØÎÑÓË-
ÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÍËÔÎÑÕ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË °-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÍÔËÎÂÏËÐÂ Ä
ÒËÓËÆËÐÇ Ô ØÑÓÑÛËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
1,2,4-ÑÍÔÂÆËÂÊËÐ-5-ÑÐÂ 160, ÍÑÕÑÓÞÇ âÄÎâáÕÔâ à××ÇÍÕËÄ-
ÐÞÏË ÅÇÓÃËÙËÆÂÏË Ë ÓÇÅÖÎâÕÑÓÂÏË ÓÑÔÕÂ ÓÂÔÕÇÐËÌ.
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£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ (E)-ËÊÑÏÇÓÑÄ N-ÅËÆÓÑÍÔËËÏËÐÑà×ËÓÑÄ
a-ÅËÆÓÑÍÔËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 161 Ô ÕÓËØÎÑÓÏÇÕËÎØÎÑÓ×ÑÓ-
ÏËÂÕÑÏ ÒÓË 208³ ÒÓËÄÑÆËÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70 ë 73% Í 3-ÂÎÍÑÍÔË-
4¯-1,5,2-ÆËÑÍÔÂÊËÐ-6-ÑÐÂÏ 162.335

IV. ³ËÐÕÇÊ ÒâÕË- Ë ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞØ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÂÕÑÏÞ ÂÊÑÕÂ Ë ÔÇÓÞ

1. ³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÕËÂÊÑÎÂ, D2-ÕËÂÊÑÎËÐÂ Ë
ÃÇÐÊÕËÂÊÑÎÂ

£ÞÛÇ ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß, ÚÕÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË N-ÙËÂÐÑÏÇÕËÎ-
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ (5) Ô ÔÇÓÑÄÑÆÑÓÑÆÑÏ Ä ÒËÓËÆËÐÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
5-ÏÇÓÍÂÒÕÑ-1¯-ËÏËÆÂÊÑÎÞ (ÄÞØÑÆ 20 ë 35%) ÐÂÓâÆÖ Ô 5-ÂÏË-
ÐÑÕËÂÊÑÎÂÏË (ÄÞØÑÆ 10 ë 20%).36

²ÇÂÍÙËâ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÂÎÍËÎËÊÑ-
ÕËÑÙËÂÐÂÕÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ Í N-(ÂÎÍËÎÂÏËÐÑÕËÑÍÂÓÃÑÐËÎ)-
ËÏËÐÑà×ËÓÂÏ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ 3-ÐËÕÓÑ-4-ØÎÑÓ×ÇÐ-
ÂÙËÎÃÓÑÏËÆÑÏ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 2-ÂÏËÐÑÕËÂÊÑÎÂ
163, âÄÎâáÜËÇÔâ ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕÂÏË Ä ÔËÐÕÇÊÇ ×ÂÓÏÂÙÇÄÕËÚÇÔ-
ÍËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ.336

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ N-ÂÙËÎËÓÑÄÂÐÐÑÅÑ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÂÏËÐÑÖÍ-
ÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 164 Ô 2-ÂÏËÐÑàÕÂÐÕËÑÎÑÏ Ä àÕÂÐÑÎÇ
(35 ë 508³, 3 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 75% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ
D2-ÕËÂÊÑÎËÐ 165, ÍÑÕÑÓÞÌ âÄÎâÇÕÔâ ÍÎáÚÇÄÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ
ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ÔÇÓËÐÂ, ÕÓÇÑÐËÐÂ, ÂÎÎÑ-ÕÓÇÑÐËÐÂ Ë b-ÅËÆÓÑÍ-
ÔËÐÑÓÄÂÎËÐÂ.73

²ÇÂÍÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ÏÖÓÂÄßËÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÏ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ D-ÙËÔÕÇËÐÂ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ Ä ÏÇÕËÎÇÐØÎÑÓËÆÇ (208³, 3 Ú) Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 82 ë 85% ÒÑÎÖÚÇÐ ØËÓÂÎßÐÞÌ à×ËÓ (4R)-D2-ÕËÂÊÑ-
ÎËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.337, 338

±ÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô Ñ-ÂÏËÐÑÕËÑ×ÇÐÑÎÑÏ Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
70 ë 75% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2-ØÎÑÓÏÇÕËÎÃÇÐÊÕËÂÊÑÎ,293, 339 ÍÑÕÑÓÞÌ
âÄÎâÇÕÔâ ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕÑÏ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄ-
ÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ 339 Ë ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÓâÆÂ ÃÇÐÊ-
ÕËÂÊÑÎÂ.293

2. ³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÂ

£ 1963 Å. £ÇÌÆËÐÅÇÓ Ë ¬ÓÂÐÙ 190 ÒÓÇÆÎÑÉËÎË ÖÆÑÃÐÞÌ ÔÒÑÔÑÃ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ 2,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÑÄ, ÊÂÍÎáÚÂá-
ÜËÌÔâ Ä ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÕËÑÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ. ²ÇÂÍÙËË
ÒÓÑÄÑÆËÎËÔß ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÓÇÂÅÇÐ-
ÕÑÄ Ä àÕÂÐÑÎÇ; Ä àÕËØ ÖÔÎÑÄËâØ ÄÞØÑÆ 1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÑÄ
ÔÑÔÕÂÄÎâÎ 65 ë 78%.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÕËÑÅËÆ-
ÓÂÊËÆÂÏË N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ 166 Ä ÒËÓËÆËÐÇ ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í 1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÂÏ 167, ÑÃÎÂÆÂáÜËÏ ÅÇÓÃËÙËÆÐÞÏË
ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË.340
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²ÇÂÍÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ËÏËÐÑà×ËÓÂ ØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÕËÑÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 2-ØÎÑÓÏÇÕËÎ-5-
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÞ, âÄÎâáÜËÇÔâ ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕÂÏË
ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ Ô ÂÐÕËÍÑÐÄÖÎßÔËÄÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑ-
ÔÕßá.341

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ Ô ÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂÊËÆÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-ÂÏËÐÑ-5-ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÏ 1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÂÏ 168.167, 190, 191, 313, 342 ë 345 ²ÇÂÍÙËË ÒÓÑ-
ÄÑÆËÎËÔß ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä àÕÂÐÑÎÇ, ÆËÑÍÔÂÐÇ ËÎË
ÒËÓËÆËÐÇ (ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ (171.2) : 1; 1 ë 4 Ú); ÒÓË àÕÑÏ
ÄÞØÑÆ 2-ÂÏËÐÑ-1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÑÄ (168) ÔÑÔÕÂÄÎâÎ 34 ë 92%.

²ÂÐÇÇ ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß, ÚÕÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË àÍÄËÏÑÎâÓ-
ÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë ÕËÑÔÇÏËÍÂÓ-
ÃÂÊËÆÂ Ä ¥®¶¡ ÒÓË 208³ (20 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 53 ë 74%
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂÊÑÐÞ à×ËÓÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ
50.188, 189 ±ÑÔÎÇÆÐËÇ Ä ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÏÑÅÖÕ ÙËÍÎË-
ÊÑÄÂÕßÔâ Ä 2-ÂÏËÐÑ-1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÞ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÍËÒâÚÇ-
ÐËË ÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂÊÑÐÑÄ Ä àÕÂÐÑÎÇ (1 Ú) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË HCl Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 31 ë 85% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 2-ÂÏËÐÑ-5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÞ (168, ÔÏ. ÔØÇÏÖ 4).

´ÇÓÏÑÎËÊ ÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂÊÑÐÑÄ (2008³, 20ÏËÐ) ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÔÏÇÔË 2-ÂÏËÐÑ-1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÑÄ 168 (ÄÞØÑÆ 22 ë 74%) Ë
3-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ D2-1¯-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-ÕËÑÐÑÄ 169 (ÄÞØÑÆ
12 ë 25%).188 ±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂÊÑÐÑÄ ÔÑ ÄÕÑÓËÚ-
ÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ä ¥®¶¡ Ä ÊÂÒÂâÐÐÑÌ ÂÏÒÖÎÇ (1508³) Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 30 ë 35% ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 2-ÂÏËÐÑ-1,3,4-ÕËÂ-
ÆËÂÊÑÎÞ 170.188

³ÑÅÎÂÔÐÑ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÐÞÏ ÆÂÐÐÞÏ,89, 167, 190, 191, 342, 343

ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô
4-×ÇÐËÎÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂÊËÆÑÏ ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕÔâ ØÂÓÂÍÕÇÓÑÏ ÓÇÂÍ-
ÙËÑÐÐÑÌ ÔÓÇÆÞ: Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËÌ (ÒËÓËÆËÐ, ÕÓË-
àÕËÎÂÏËÐ, ÕÓËÒÓÑÒËÎÂÏËÐ) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 3,4-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
D2-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎËÐ-5-ÕËÑÐÞ (51), Â Ä ÍËÔÎÑÌ ÔÓÇÆÇ ì 2-×Ç-
ÐËÎÂÏËÐÑ-5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÞ (ÄÞØÑÆ 52 ë 85%).

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÅËÆÓÑØÎÑÓË-
ÆÑÄ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë 4-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 4-ÅËÆÓÑÍÔËÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂ-
ÊËÆÑÄ Ä àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 0.5 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
40 ë 55% Í 2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÏËÐÑ-1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÂÏ 171.346
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£ ÒÂÕÇÐÕÇ 347 ÑÒËÔÂÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐËÇ 2-ÂÎÍÑÍÔË-5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÑÄ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÏËÐÑà×Ë-
ÓÑÄ Ô °-ÂÎÍËÎÑÄÞÏË à×ËÓÂÏË ÕËÑÍÂÓÃÂÊËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä
àÕÂÐÑÎÇ (ÍËÒâÚÇÐËÇ, 0.5 ë 1.5 Ú). 2-¡ÎÍÑÍÔË-1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÞ
ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÔÑÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä 3-ÊÂ-
ÏÇÜÇÐÐÞÇ D2-1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎËÐ-5-ÑÐÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÃÎÂÆÂáÕ
ËÐÔÇÍÕËÙËÆÐÑÌ, ÂÍÂÓËÙËÆÐÑÌ Ë ×ÖÐÅËÙËÆÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.

3. ³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÕËÂÊËÐÂ, ÕËÂÆËÂÊËÐÂ Ë
ÕËÂÕÓËÂÊËÐÂ

£ ÓÂÃÑÕÇ 348 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ, ÚÕÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË N-ÙËÂÐÑ-
ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÆËÏÇÕËÎÑÍÔÑÔÖÎß×ÑÐËÌÏÇÕËÎËÆÑÏ (208³,
24 Ú, ÏÑÎâÓÐÑÇ ÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 1.2) Ä ¥®³° Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 83% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ [1-R-2-(ÆË-
ÏÇÕËÎÑÍÔÑ-l6-ÔÖÎß×ÂÐËÎËÆÇÐ)àÕËÎËÆÇÐ]ÙËÂÐÂÏËÆÞ (172).
±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË (0.5 Ú) Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
àÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 1-ÏÇÕËÎ-3-ÂÏËÐÑ-5-R-1l4,4-
ÕËÂÊËÐ-1-ÑÍÔËÆÞ (173, ÄÞØÑÆ 48 ë 82%).

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ N-ÙËÂÐÑËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ô ÔÖÎß×ÑÍÔËÏËÆÑÏ
174 (808³, 18 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Í N,N-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ÂÏËÆËÐÂÏ
175 (ÄÞØÑÆ 27 ë 91%), ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÅËÆÓËÆÑÏ
ÐÂÕÓËâ Ä ¥®³° (208³) ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä 3,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
8-ÂÏËÐÑ-1-ÏÇÕËÎÒËÓËÏËÆÑ[4,5-e]-1l4,2,4-ÕËÂÆËÂÊËÐ-1-ÑÍÔËÆ-
Þ (176; ÄÞØÑÆ 39 ë 57%).349

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ ÔÖÎß×ÑÍÔËÏËÆÂ 177 ÒÑÎÖÚÇÐÞ
N,N-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÂÏËÆËÐÞ 178, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎË-
ÊÂÙËË Ä 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 4-ÂÏËÐÑ-6,7-ÆËÅËÆÓÑ-5¯-ÕËÇÐÑ[2,1-e]-
1l4,2,4-ÕËÂÆËÂÊËÐ-S-ÑÍÔËÆÞ (179; ÄÞØÑÆ 46 ë 74%).349

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË àÍÄËÏÑÎâÓÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ N-ÙËÂ-
ÐÑËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ë S-ÂÎÍËÎ-S-ÃÇÐÊËÎÔÖÎß×ÑÆËËÏËÆÑÄ 180
(608³, 16 ë 48 Ú) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 43 ë 90% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ N-(ÂÎÍËÎ-
ÃÇÐÊËÎËÏËÐÑ-l6-ÔÖÎß×ÂÐËÎËÆÇÐ)-N2-ÙËÂÐÑÂÏËÆËÐÞ (181).350

N,N-¥ËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÂÏËÆËÐÞ 181 ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ô
Ò-ÕÑÎÖÑÎÔÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕÑÌ Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÆÇÃÇÐÊËÎË-
ÓÑÄÂÐËá Ô ÑÆÐÑÄÓÇÏÇÐÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ Ä 1,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
3-ÂÏËÐÑ-1l4,2,4,6-ÕËÂÕÓËÂÊËÐÞ (182, ÄÞØÑÆ 48 ë 71%)
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THE SYNTHESIS OF FIVE AND SIX MEMBERED NITROGEN CONTAINING
HETEROCYCLES FROM IMINOESTERS

V.I.Kelarev, V.N.Koshelev
Gubkin State Academy of Oil and Gas
65, Leninskii Prosp., 117917 Moscow,Russian Federation, Fax +7(095)135 ë 8895

A systematic account is presented of literature data on the use of imino esters in the synthesis of éve and
six membered nitrogen containing heterocycles with several heteroatoms as well as heterocycles
containing oxygen and sulfur atoms together with the nitrogen atoms.
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