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ÜÇÐÐÞÇ ÏÇÕÑÆÂÏ ÒÑÎÖÚÇÐËâ Ë ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ ÒÓËÓÑÆÐÞØ Ë ÔËÐÕÇ-
ÕËÚÇÔÍËØ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ.

±ÓÑÔÕÇÌÛËÌ ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕÇÎß àÕÑÅÑ ÖÐËÍÂÎßÐÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ
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(ÔÑÔÕÂÄÐÂâ ÚÂÔÕß ÕÑÍÔËÐÂ, ÄÞÆÇÎâÇÏÑÅÑ ÃÂÍÕÇÓËâÏË Pseudo-

monas corona-facience), ÅËÒÑÅÎËÙËÐ A Ë ÕÓÂÐÔ-a-ÍÂÓÃÑÍÔËÙË-
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ÁÄÎââÔß ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÑ ÉÇÔÕÍËÏË ÃËÑËÊÑÔÕÇÓËÚÇÔÍË-
ÏË ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑ-
ÒÂÐ-1-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓË ÄÍÎáÚÇÐËË Ä ÒÇÒÕËÆÐÖá ÙÇÒß
ÊÂÍÓÇÒÎâáÕ ÇÇ ÒÓÑÔÕÓÂÐÔÕÄÇÐÐÖá ÔÕÓÖÍÕÖÓÖ.9, 10 £ ÚÂÔÕÐÑÔÕË,
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ÒÓÑÒÂÐÑÄÞÏ ÍÑÎßÙÑÏ ÑÅÓÂÐËÚËÄÂÇÕÔâ ÕÑÓÔËÑÐÐÞÌ ÖÅÑÎ ÄÓÂ-
ÜÇÐËâ ÄÑÍÓÖÅ ÔÄâÊË Ca7C(O). ªÊÏÇÐÇÐËÇ ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÞØ
ÒÂÓÂÏÇÕÓÑÄ ÔÍÂÊÞÄÂÇÕÔâ ÐÂ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÒÇÒÕËÆÂ Ô ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÏ,11 ÚÕÑ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÑ
ÆÎâ ËÊÖÚÇÐËâ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ ÓÇÙÇÒÕÑÓÂ Ë ÏÇØÂÐËÊÏÑÄ ÔÄâÊÞÄÂÐËâ
ÇÅÑ Ô ÎËÅÂÐÆÑÏ.

³ÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ
ÊÂÍÓÇÒÎâÕß ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËá, ÑÒÓÇÆÇÎâáÜÖá ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÖá
ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÄÎËâÇÕ ÕÂÍÉÇ ÐÂ ËØ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ Ô
×ÇÓÏÇÐÕÂÏË. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÄÄÇÆÇÐËÇ 1,2,3-ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄ Ä ÔÕÓÖÍÕÖÓÖ ÏÑÆÇÎßÐÞØ ÕÓËÒÇÒÕËÆÑÄ ÒÓËÄÑ-
ÆËÕ Í ÒÑÎÖÚÇÐËá ÔËÎßÐÞØ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ ÓÇÐËÐÂ ì ÒÓÑÕÇÑÎË-
ÕËÚÇÔÍÑÅÑ ×ÇÓÏÇÐÕÂ, ÄÞÔÄÑÃÑÉÆÂáÜÇÅÑ ÂÐÅËÑÕÇÐÊËÐ.12
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ÎÑÅÂÏË ÔÖÃÔÕÓÂÕÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞÇ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÒÑÊÄÑÎËÎË ÖÔÕÂÐÑÄËÕß, ÚÕÑ ÕÂÍËÇ
×ÓÂÅÏÇÐÕÞ ÖÄÇÎËÚËÄÂáÕ ÅËÆÓÑÎËÕËÚÇÔÍÖá ÖÔÕÑÌÚËÄÑÔÕß
ÒÇÒÕËÆÑÄ.13, 14
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ÂÐÂÎÑÅÂÏË äÔÉÂÕÑÌã Ë äÓÂÔÕâÐÖÕÑÌã ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËÌ ÅÎÖÕÂÏË-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (3) Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË ÓÂÔÔÕÑâÐËâ ÏÇÉÆÖ ÂÏËÐÑ- Ë
5-ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÂÏË.

¡ÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÂâ Ë ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÞ ËÅÓÂáÕ ÄÂÉÐÖá
ÓÑÎß Ä ÏÇÕÂÃÑÎËÚÇÔÍËØ ÒÓÑÙÇÔÔÂØ, ÒÓÑËÔØÑÆâÜËØ Ä ÉËÄÞØ
ÑÓÅÂÐËÊÏÂØ. °ÐË âÄÎâáÕÔâ ÐÇÌÓÑÏÇÆËÂÕÑÓÂÏË ÙÇÐÕÓÂÎßÐÑÌ
ÐÇÓÄÐÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ,15 Ô ÐÂÓÖÛÇÐËâÏË ÆÇâÕÇÎßÐÑÔÕË ÍÑÕÑÓÞØ
ÔÄâÊÂÐÞ ÃÑÎÇÊÐË ¡ÎßÙÅÇÌÏÇÓÂ, ·ÂÐÕËÐÅÕÑÐÂ Ë àÒËÎÇÒÔËâ.16

³ËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÇ ÂÅÑÐËÔÕÞ Ë ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÞ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ÂÔÒÂ-
ÓÂÅËÐÑÄÑÌ Ë ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕ ÏÑÅÖÕ ËÏÇÕß ÕÇÓÂÒÇÄÕË-
ÚÇÔÍÑÇ ÊÐÂÚÇÐËÇ.

±ÓË ËÊÖÚÇÐËË ÏÇÕÂÃÑÕÓÑÒÐÞØ ÅÎÖÕÂÏÂÕÐÞØ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ
(mGluRs), ÓÇÅÖÎËÓÖáÜËØ ÒÇÓÇÆÂÚÖ àÎÇÍÕÓËÚÇÔÍËØ ÔËÅÐÂÎÑÄ
ÐÇÓÄÐÞØ ÍÎÇÕÑÍ ÒÓË ÒÑÏÑÜË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖáÜËØ ÏÇÏÃÓÂÐ-
ÐÞØ ÃÇÎÍÑÄ, ÃÞÎÑ ÔÆÇÎÂÐÑ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉÇÐËÇ, ÚÕÑ ÑÐË ÂÍÕËÄË-
ÓÖáÕÔâ L-ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ, ÐÂØÑÆâÜÇÌÔâ Ä äÓÂÔÕâ-
ÐÖÕÑÌã ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËË.17 ªÊÖÚÇÐËÇ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ
àÕËØ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ÑÅÓÂÐËÚÇÐÑ ÐËÊÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá, ÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá Ë ÃËÑÆÑÔÕÖÒÐÑÔÕßá ËÊÄÇÔÕÐÞØ Ä ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ
ÂÅÑÐËÔÕÑÄ Ë ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÄ mGluRs. ¬ÂÓÃÑ- Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎË-
ÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÍÑÕÑÓÞØ ÄÍÎáÚÂáÕ ×ÓÂÅÏÇÐÕ
ÍËÔÎÑÕÞ 2, âÄÎâáÕÔâ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞÏË ÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÏË ÂÐÕÂÅÑ-
ÐËÔÕÂÏË ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ÅÎÖÕÂÏÂÕÂ Ë ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ËÐÕÇÓÇÔ ÆÎâ
ËÊÖÚÇÐËâ ÄÊÂËÏÑÔÄâÊË ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ë ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.18 ë 22

¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ËÊÄÇÔÕÐÑ, ÚÕÑ (�)-ÙËÔ-1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-
1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ âÄÎâÇÕÔâ ÂÅÑÐËÔÕÑÏ N-ÏÇÕËÎ-D-
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ÐËÌ, Â ÕÂÍÉÇ ÒÇÒÕËÆÑÄ. °ÔÑÃÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ ÖÆÇÎÇÐÑ ÔÒÑÔÑÃÂÏ
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à×ËÓÞ ÔÑ ÔÄÑÃÑÆÐÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÑÌ âÄÎâáÕÔâ ÐÇÔÕÂÃËÎß-
ÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË.1 ±ÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÓÇÊÖÎß-
ÕÂÕÞ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ ÍËÔÎÑÕÞ 2 (ÔÏ.24) ÐÇ ÒÑÆÕÄÇÓÆËÎËÔß
ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâÏË.2, 25 ë 27

³ÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÄÔÕÖÒÂÕß Ä
ÔÑÒÓâÉÇÐËÇ Ë ÒÇÓÇÆÂÄÂÕß ÄÎËâÐËÇ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐÐÞØ Í ÐÇÏÖ
×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ 28 ÑÃÇÔÒÇÚËÄÂÇÕ ÎÇÅÍÑÔÕß ÒÓÑÕÇÍÂÐËâ
ÒÖÛ-ÒÖÎßÐÞØ ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ Ä 1-ÂÏËÐÑ-2-ÍÂÓÃÑÍÔËÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÇ.
¬ËÔÎÑÕÂ 2 ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÔÒÑÐÕÂÐÐÑÏÖ ÓÂÔÍÓÞÕËá ÙËÍÎÂ, ÒÓË
àÕÑÏ ÐÇÒÑÆÇÎÇÐÐÂâ ÒÂÓÂ àÎÇÍÕÓÑÐÑÄ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ ÖÚÂÔÕÄÖÇÕ Ä
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËË ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË, ÚÕÑ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ËÏËÐÂÏ.29, 30

´ÂÍ, ÒÓË ÒÑÒÞÕÍÇ ÔËÐÕÇÊÂ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ 2 ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
ÕÓË×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐÂ ÐÂ ÔÏÇÔß ÙËÔ- Ë ÕÓÂÐÔ-1-ÂÊËÆÑÙËÍÎÑ-
ÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÑÄ (4), ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ àÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÂ Í a-ÂÊËÆÑÂÍÓËÎÂÕÖ,
ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 25 ÐÂÃÎáÆÂÎË ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÆËàÕËÎÑÄÑÅÑ
à×ËÓÂ 2-ÕÓË×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐËÏËÐÑÒÇÐÕ-2-ÇÐ-1,5-ÆËÑÄÑÌ ÍËÔ-
ÎÑÕÞ (5).

°ÆÐÂÍÑ Ä ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÄÓÇÏâ ÖÆÂÎÑÔß ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÓâÆ
ÔÕÂÃËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑ ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÑÇ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÇ ÍÑÎßÙÑ. ªÊÄÇÔÕÐÞÇ ÏÇÕÑÆÞ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐËâ ÍËÔÎÑÕÞ 2 Ë ÇÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÏÑÉÐÑ ÓÂÊÆÇÎËÕß ÐÂ
ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÅÓÖÒÒ: 1,3-ÆËÒÑÎâÓÐÑÇ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËÂÊÑ-
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÑ ÐÇÐÂÔÞÜÇÐÐÞÏ ÔÄâÊâÏ, ÔËÐÕÇÊÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ
ÓÇÂÍÙËÌ ÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÑÄ Ô ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËâÏË, ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ËÎËÆÑÄ ÔÇÓÞ Í ÆËÒÑÎâÓÑ×ËÎÂÏ,
ÓÇÂÍÙËË ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË.

1. 1,3-¥ËÒÑÎâÓÐÑÇ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËÂÊÑÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
ÒÑ ÐÇÐÂÔÞÜÇÐÐÞÏ ÔÄâÊâÏ

®ÇÕÑÆ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÆËÂÊÑÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Í ÂÎÍÇÐÂÏ, ÂÎÍËÐÂÏ
Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂÏ ì ÍÎÂÔÔËÚÇÔÍËÌ ÔÒÑÔÑÃ,31 ÛËÓÑÍÑ ÒÓËÏÇÐâÇ-
ÏÞÌ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ.3, 13, 32 ë 38

£ ØÑÆÇ ÓÇÂÍÙËË ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÆËÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎ,
ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÕÇÓÏËÚÇÔÍÑÏ ÄÑÊÆÇÌÔÕÄËË ËÎË ÑÃÎÖÚÇÐËË ÓÂÊÎÂ-
ÅÂÇÕÔâ Ô ÄÞÆÇÎÇÐËÇÏ ÂÊÑÕÂ Ë ÊÂÏÞÍÂÐËÇÏ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ
ÍÑÎßÙÂ.

£ÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÍËÔÎÑÕÞ 2 ÒÓË-
ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ ÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÑÄ Í ÊÂÜËÜÇÐÐÑÏÖ a,b-ÆÇÅËÆÓÑÂÎÂ-
ÐËÐÖ ÒÑÍÂÊÂÐÂ ÂÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 39. ¿ÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ N-ÂÙÇ-
ÕËÎ-a,b-ÆÇÅËÆÓÑÂÎÂÐËÐÂ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô àÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÑÏ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÆËàÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ N-ÂÙÇÕËÎÙËÍÎÑÂÔÒÂÓÂÅË-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (6) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 12.5%, ÒÓËÚÇÏ ÖÔÕÂÐÑÄËÕß
ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÂ ÐÇ ÖÆÂÎÑÔß.

¸ËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÑÄ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÏÖ
ÆÇÅËÆÓÑÂÎÂÐËÐÂ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÔÐâÕËÇÏ ÊÂÜËÕÐÞØ ÅÓÖÒÒ
ÃÞÎÑ ÒÓÇÆÒÓËÐâÕÑ ³ÕÂÏÏÇÓÑÏ,1 ÐÑ Ä ÔÄÑÃÑÆÐÑÏ ÄËÆÇ
ÍËÔÎÑÕÖ 2 ÄÞÆÇÎËÕß ÐÇ ÖÆÂÎÑÔß.
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¯ËÊÍËÇ ÄÞØÑÆÞ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÍËÔÎÑÕÞ 2 Ë ÕÓÖÆÐÑÔÕß
ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÙÇÎÇÄÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÔÕËÏÖÎËÓÑÄÂÎË ÆÂÎßÐÇÌÛËÇ
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÓÇÂÍÙËÌ ÂÎÍËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÑÄ Ô N-ÊÂÜËÜÇÐ-
ÐÞÏË a-ÂÏËÐÑÂÍÓËÎÂÕÂÏË.40

£ ÓÂÃÑÕÇ 41 ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÏÇÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ
Ô ÏÇÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ 2-ÂÙÇÕËÎÂÏËÐÑÂÍÓËÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä
ÆËØÎÑÓÏÇÕÂÐÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÆËÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎÂ 7 (ÄÞØÑÆ 60%) Ë ÔÏÇÔË Z- Ë E-ËÊÑÏÇÓÑÄ
ÆËÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 1-ÂÙÇÕËÎÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓ-
ÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (8) Ô ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 30%. ±Ñ-ÄËÆËÏÑÏÖ,
ÊÂÏÞÍÂÐËÇ ÙËÍÎÂ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÚÇÓÇÊ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞÌ ÙÄËÕÕÇÓ-
ËÑÐ 9.

±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ ÄÞØÑÆÞ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÂ ÄÑÊÓÂÔÕÂáÕ ÆÑ 70%.42 ±ÓË ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐËË ÆÄÖÍÓÂÕÐÑÅÑ ËÊÃÞÕÍÂ ÏÇÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÂ ÔÑÑÕÐÑÛÇ-
ÐËÇ Z- Ë E-ËÊÑÏÇÓÑÄ ÔÑÔÕÂÄËÎÑ 1 : 3 Ä ÆËØÎÑÓÏÇÕÂÐÇ Ë 1 : 1 Ä
ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ.

±ÑÍÂÊÂÐÑ,43 ÚÕÑ ÅËÆÓÑÎËÊZ-ËÊÑÏÇÓÂ 8 ÆÇÌÔÕÄËÇÏ 3M HCl
ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 2-ÍÇÕÑÅÎÖÕÂÓÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
(10) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 60% Ë ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ (Z)-1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑ-
ÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (2) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 8%.E-ªÊÑÏÇÓ 8
Ä ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÑÃÓÂÊÖÇÕ ÃÑÎÇÇ ÖÔÕÑÌÚËÄÞÌ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ
ÂÐÅËÆÓËÆÂ 11 Ë ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ ¦-ËÊÑÏÇÓÂ ÍËÔÎÑÕÞ 2 Ô ÄÞØÑ-
ÆÂÏË 60 Ë 6% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.

µÆÂÎÇÐËÇ ÏÇÕËÎßÐÞØ ÊÂÜËÕÐÞØ ÅÓÖÒÒ Ä Z- Ë E-ËÊÑÏÇÓÂØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 8 ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ 1M NaOHÒÓË 228C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 10 Ú Ë
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÇ ÒÑÆÍËÔÎÇÐËÇ ÆËÐÂÕÓËÇÄÞØ ÔÑÎÇÌ ÆÑ pH 5 ë 6
ÒÓËÄÑÆËÕ Í (Z)-1-ÂÙÇÕËÎÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ (12) Ë ÂÐÅËÆÓËÆÖ (E)-1-ÂÙÇÕËÎÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑ-
ÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (13) ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.

±ÓË ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏ ÒÑÆÍËÔÎÇÐËË ÆÑ pH 2 Ë ÍËÒâÚÇÐËË
Z-ËÊÑÏÇÓÂ 12 ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ (Z)-2 (ÄÞØÑÆ 15%) Ë
ÐÇÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑÆÖÍÕ 10, ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÏ ÒÓÑÆÖÍ-
ÕÑÏ ÅËÆÓÑÎËÊÂ E-ËÊÑÏÇÓÂ Ä ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ âÄÎâÇÕÔâ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ ÂÐÅËÆÓËÆÂ 11.

¥ËÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎÞ 7 Ë 14 ÓÂÊÎÂÅÂáÕÔâ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä
¥®¶¡ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 40 ë 60 ÏËÐ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖá-
ÜËØN-ÂÙÇÕËÎÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÑÄ 8 Ë 15
Ô ÄÞØÑÆÂÏË 50 Ë 40% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.44

¸ËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËÂÊÑÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Í Ò-ÐËÕÓÑÃÇÐÊË-
ÎÑÄÑÏÖ à×ËÓÖ N-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-a,b-ÆÇÅËÆÓÑÂÎÂ-
ÐËÐÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÆËÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎÂÏ 16. ±ÓË ÓÂÊÎÑÉÇÐËË
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 16 Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÖÆÂÎÇÐËÇÏ ÊÂÜËÕÐÞØ ÅÓÖÒÒ
ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞÇ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÃÞÎË
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÆÎâ ÔÑÊÆÂÐËâ ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËØ
ËÐÕÇÓÇÔ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ ÓÇÐËÐÂ, ÂÐÂÎßÅÇÕËÍÑÄ Ë
ÊÂÏÇÐËÕÇÎÇÌ ÔÂØÂÓÂ.45

¤ÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕ
1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, âÄÎâáÕÔâ
ÒÓËÏÇÓÂÏË ÔËÔÕÇÏ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ
ÔÕÂÃËÎËÊËÓÑÄÂÐ. ¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ËØ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ÒÓËÄÑÆâÕ Í
ÒÓÑÆÖÍÕÂÏ, ÑÃÎÂÆÂáÜËÏ ÒÑÎÇÊÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË. ±ÑàÕÑÏÖ
ÓÂÊÓÂÃÑÕÍÂ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÓËÄÎÇÍÂÇÕ
ÄÐËÏÂÐËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ.
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±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË 2-ÆËÂÊÑÒÓÑÒÂÐÂ Ô ÆËÏÇÕËÎÑÄÞÏ
à×ËÓÑÏ ÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (17) ÒÑÎÖÚÇÐ Ô ÄÞÔÑ-
ÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÂÆÆÖÍÕ 18, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ×ÑÕÑÑÃÎÖÚÇÐËË ÒÓÇ-
ÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ô ÄÞÆÇÎÇÐËÇÏ ÂÊÑÕÂ Ä ÆËÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎ 19 ì
ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÍËÔÎÑÕÞ 2, âÄÎâáÜÇÇÔâ ÖÆÑÃ-
ÐÞÏ ÔËÐÕÑÐÑÏ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐÑÄ Ë ÆËÇÐÑÄ.46

1,2-¥Ë(ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)-3,3-ÆËÏÇÕËÎÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐ (21),
ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÌ ×ÑÕÑÎËÊÑÏ 3H-ÒËÓÂÊÑÎÂ 20, ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô a-ÆË-
ÂÊÑÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ Ä ÃÇÐÊÑÎÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ËÊÑÏÇÓÐÞØ
ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÂÆÆÖÍÕÑÄ 22a Ë 22b Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 3 : 1 Ô
ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 70%.47

¸ËÍÎÑÒÓÑÒÇÐ 21 ÄÄÑÆËÎË Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÆËÂÊÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂ-
ÐÑÏ, ÅÇÐÇÓËÓÖÇÏÞÏ in situ ËÊ N-ÐËÕÓÑÊÑ-N-ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎÏÑ-
ÚÇÄËÐÞ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÏÇÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ.
³ÒËÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÂÆÆÖÍÕ 23 ÒÑÎÖÚÇÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 48%.48

¥ËÂÊÑËÐÆÇÐÑ[2,3-b ]ÃÇÐÊÑÕËÑ×ÇÐ 24 ÒÓËÔÑÇÆËÐâÇÕÔâ Í ÂÙÇ-
ÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÖ 17 Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÕÂÃËÎßÐÑÅÑ ÒÑÎË-
ÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÆËÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎÂ 25, ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá
ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÐÇ ÑÒÓÇÆÇÎâÎË.49

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ àÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÂ Í
3-ÐËÕÓÑÍÖÏÂÓËÐÖ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÔËÎËÍÂÅÇÎâ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÔÏÇÔß àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 4,5-ÃÇÐÊÑ-1-ÐËÕÓÑ-2-ÑÍÔÑ-3-ÑÍÔÂÃË-

ÙËÍÎÑ[4.1.0]ÅÇÒÕ-4-ÇÐ-7-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (26) Ë ØÓÑÏÇ-
ÐÑ[3,4-c]ÒËÓÂÊÑÎÂ 27. ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 26 ÒÑ ÆÂÐÐÞÏ ÔÒÇÍÕÓÑ-
ÔÍÑÒËË Á®² 1H ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ÔÑÃÑÌ àÐÆÑ-ËÊÑÏÇÓ Ô ÙËÔ-
ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐËÇÏ ÆÄÖØ ÒÓÑÕÑÐÑÄ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ Ë
ÔÑÆÇÓÉËÕ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÐËÕÓÑÂÐÂÎÑÅ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 2.50

³ÒËÓÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐ 28, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÌ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ ÆË-
ÂÊÑËÐÆÇÐÂ Í ÆËÏÇÕËÎÑÄÑÏÖ à×ËÓÖ ÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (17) Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ ÏÑÎÇÍÖÎÞ
ÂÊÑÕÂ Ë ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÄËÐËÎÍÂÓÃÇÐËÇÄÑÅÑ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ 29,
ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô 2-ÆËÂÊÑÒÓÑÒÂÐÑÏ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÒËÓÑÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÑÅÑ 30.51

¡ÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 52 ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÂ ÓÇÂÍÙËâ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
×ÎÖÑÓÇÐÔÒËÓÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐÑÄ 31 Ô 1-(3,5-ÆËÐËÕÓÑ×ÇÐËÎ)-3,4-
ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÏ (32) Ä ÃÇÊÄÑÆÐÑÏ ÆËàÕËÎÑÄÑÏ à×ËÓÇ.
±ÑÏËÏÑ ÑÉËÆÂÇÏÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ì ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÐÆÑÎËÊËÐÑÄ
33 ì Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÐÑÄÞÇ ×ÎÖÑÓÇÐÔÒËÓÑ-
ÂÊÂÐÑÓÍÂÓÇÐÞ 34, ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÓË ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖ-
ÎâÓÐÑÌ 1,6-ÙËÍÎËÊÂÙËË ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ 35 (ÔØÇÏÂ 1).

³ÕÓÑÇÐËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 34 ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑÏÇÕÑÆÂÏË ÓÇÐÕÅÇÐÑ-
ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ ÂÐÂÎËÊÂ Ë ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËËÁ®².¡ÊÂÐÑÓÍÂÓÇÐ 34
(R1=H, R2=Me) ÑÃÎÂÆÂÇÕ ÂÙËÆÑØÓÑÏÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË.
¦ÅÑ ÓÂÔÕÄÑÓ Ä àÕÂÐÑÎÇ ËÏÇÇÕ ÊÇÎÇÐÖá ÑÍÓÂÔÍÖ Ë ËÊÏÇÐâÇÕ
ÙÄÇÕ ÆÑ ËÐÕÇÐÔËÄÐÑ ×ËÑÎÇÕÑÄÑÅÑ ÒÓË ÆÑÃÂÄÎÇÐËË ÄÑÆÐÑÅÑ
ÓÂÔÕÄÑÓÂ NaOH.

±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÂ Í ÑÎÇ×ËÐÑÄÑÏÖ ×ÓÂÅÏÇÐÕÖ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÑ ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞØ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.53 ë 55

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ 36 Ô 5-ÂÏËÐÑÒËÓ-
ÂÊÑÎÂÏË 37a ë c ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒËÓÂÊÑÎÑ[1,5-a ]ÒËÓËÏËÆËÐÞ
38a ë c, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË 08C ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÑÏ Ô ÑÃ-
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ÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 6H-ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂ[e]ÒËÓÂÊÑÎÑ[1,5-a ]ÆËÅËÆÓÑÒËÓË-
ÏËÆËÐÑÄ 39a ë c Ô ÄÞØÑÆÂÏË 61 ë 100%. ±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍ-
ÙËË ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ
5-ÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 40a ë c.53

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 38a (R1=Ac) ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô àÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÑÏ
Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ ÒÓË 708C Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÏÇÆË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎË-
ÊÂÕÑÓÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 6-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-6H-ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂ[e]-
ÒËÓÂÊÑÎÑ[1,5-a ]ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÂ 41, ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËâ
ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÑÕÐÇÔÇÐÂ Í ÕÓÂÐÔ-×ÑÓÏÇ ÐÂ ÑÔÐÑÄÂÐËË ÆÂÐÐÞØ
ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H.53

³ËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÚÂÔÕËÚÐÑ
ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a]ÒËÓËÏËÆËÐÑÄ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÏÑÅÖÕ
ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÔÕÄÇ
ÒÑÎËÖÓÇÕÂÐÑÄ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÆËàÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ 6,7-ÆËÏÇÕËÎ-8-
ÙËÂÐÑÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a]ÒËÓËÏËÆËÐ-3,4-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
(42) ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ËÊÃÞÕÍÑÏ ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÂ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏ-
ÒÇÓÂÕÖÓÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑ-
ÄÑÅÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÒËÓÓÑÎÑÒËÓËÏËÆËÐÂ 43 Ô ÄÞØÑÆÑÏ40%.54

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐÑ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ
ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÏËÆËÐÂ 44 ì ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕÇÎß ËÐÕÇÓÇÔÐÑÅÑ
ÍÎÂÔÔÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÔÓÇÆË ÍÑÕÑÓÞØ ÐÂÌÆÇÐÞ ÄÇÜÇÔÕÄÂ Ô ÂÐÂÎß-
ÅÇÕËÚÇÔÍËÏ, ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÞÏ, ÉÂÓÑÒÑÐËÉÂáÜËÏ Ë
ÒÓÑÕËÄÑÔÖÆÑÓÑÉÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ.55

R1 = Ac, CO2Et; R2 = CN (a), CONH2 (b), CONHMe (c).
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±ÓË ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÏ ÑÃÎÖÚÇÐËË (l=250 ë 350 ÐÏ) ÓÂÔÕÄÑÓÂ
ÔÒËÓÂÐÑÄÑÅÑ ÆËÂÊËÓËÐÂ 45 Ë ÆËÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÂÙÇÕËÎÇÐ-
ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (17) Ä ÂÃÔÑÎáÕÐÑÏ ÕÑÎÖÑÎÇ ÑÃÓÂ-
ÊÖÇÕÔâ ÒËÓÂÊÑÎ 46, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ô ÄÞÆÇÎÇÐËÇÏ
ÂÊÑÕÂ Ä ÔÒËÓÑÔÑÚÎÇÐÇÐÐÞÌ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐ 47. ±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ
Í àÕÑÏÖ ÒÓÑÆÖÍÕÖ ÇÜÇ ÑÆÐÑÌ ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÆËÂÊËÓËÐÂ 45 ÆÂÇÕ
ÙËÍÎÑÒÓÑÒÆËÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎ 48, ÄÞØÑÆ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÒÑÔÎÇ ÍÑÎÑ-
ÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË ÐÂ ÔËÎËÍÂÅÇÎÇ ÔÑÔÕÂÄËÎ 12%. ¥ÂÎß-
ÐÇÌÛÇÇ ÑÃÎÖÚÇÐËÇ ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÓÂÔÍÓÞÕËÇÏ ÙËÍÎÑ-
ÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ Ë àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ ÂÊÑÕÂ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÚÇÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 48 ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÆËÇÐ 49.56

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐÂ 21 Ô ÏÑÓ×ÑÎËÐÑÏ Ä
ÃÇÊÄÑÆÐÑÏÆËàÕËÎÑÄÑÏ à×ËÓÇ ÒÓË ÑÃÎÖÚÇÐËË ÓÕÖÕÐÑÌ ÎÂÏÒÑÌ
ÒÑÎÖÚÇÐ ÏÑÓ×ÑÎËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ 50 ì ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞÌ
ÒËÓÇÕÓÑËÆ ì Ä ÄËÆÇ ÔÏÇÔË ÆÄÖØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ (ÒÑ ÆÂÐÐÞÏ
ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H) Ô ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 54%.57

2. ²ÇÂÍÙËË ÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÑÄ
Ô ÆÓÖÅËÏË ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË

1-¡ÏËÐÑ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÍÔËÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÂâ ÔËÔÕÇÏÂ ÏÑÉÇÕ
ÃÞÕß ÔÑÊÆÂÐÂ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞØ
ÂÎÍËÐÑÄ Ô ÃËÔÆËÂÊËÐÂÏË.

²ÇÂÍÙËÑÐÐÂâ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÃËÔÆËÂÊËÐÑÄ Ä
ÓÇÂÍÙËâØ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ËÊÖÚÇÐÂ ÐÂ
ÒÓËÏÇÓÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 51 Ô ÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÍ-
ÔËÎÂÕÑÏ 17 Ä CH2Cl2 Ä ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÂÊÑÕÂ.58, 59 £ ØÑÆÇ ÓÇÂÍÙËË
ÒÑÏËÏÑ ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÑÅÑ ÂÆÆÖÍÕÂ 52 ÔÑÔÕÂÄÂ 1 : 3 ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞÌ ÂÆÆÖÍÕ 53 ÔÑÔÕÂÄÂ 1 : 2, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÌ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
×ÓÂÅÏÇÐÕÂ 1,2-ÆËÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2,3-ÕÓËÍÂÓÃÑÐÑÄÖá
ÍËÔÎÑÕÖ.

±ËÓËÏËÆÑ[1,2-e]ÒÖÓËÐÞ 54 ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË
7-ÂÎÍËÎ-8-ÂÏËÐÑ-1,3-ÆËÏÇÕËÎÍÔÂÐÕËÐÑÄ (55) Ô ÂÙÇÕËÎÇÐÆË-
ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÑÏ 17. ±ÑÏËÏÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 54 Ä àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÕÂÍÉÇ ÍÔÂÐÕËÐÞ 56 ì ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ
ÆÄÖØ ÏÑÎÇÍÖÎ ÂÎÍËÐÂ 17 ÒÑ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÇ ÍÔÂÐÕËÐÂ 55 Ë
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ
ÇÜÇ ÑÆÐÑÌ ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 17. ³ÕÓÑÇÐËÇ ÒÑÔÎÇÆÐËØ
ÃÞÎÑ ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐÑ ÆÂÐÐÞÏË ÏÂÔÔ-ÔÒÇÍÕÓÑÏÇÕÓËË Ë ÓÇÐÕÅÇ-
ÐÑÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ ÂÐÂÎËÊÂ.60
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±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÂÎÎËÎÂÏËÐÑÄ 57 Ô ÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓ-
ÃÑÍÔËÎÂÕÑÏ 17 Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÃÑÚÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ
Ô ÐËÊÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 3,3-ÆËØÎÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 58. ¿ÕÑ
ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÆËØÎÑÓÍÂÓÃÇÐÂ,
ÅÇÐÇÓËÓÖÇÏÑÅÑ ËÊ ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÂ, ÒÑ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË ÇÐÂÏËÐÑ-
ÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 59.61

3. ±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÔÕÂÃËÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ËÎËÆÑÄ ÔÇÓÞ
Í ÆËÒÑÎâÓÑ×ËÎÂÏ

¶ÇÐÂÙËÎËÆÇÐÔÖÎß×ÖÓÂÐÞ 60a ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÂÙËÎÂÊËÆÂÏË 61 Ä
ÃÇÐÊÑÎÇ ÒÓË 208C Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÂÆÆÖÍÕÑÄ 62 ÔÑÔÕÂÄÂ 2 : 1 Ë
ÂÊËÆÑÂÐÂÎÑÅÑÄ 1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔ-
ÎÑÕÞ 63. ±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË àÕËÎÂÊËÆÑ×ÑÓÏËÂÕÂ (61,
R2=OEt) Ô àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÏÇÕËÎËÆÇÐÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÖÓÂ-
ÐÑÏ (60b) ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÕÑÎßÍÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 64 (R=OEt) Ô
ÕÓÂÐÔ-ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐËÇÏ ÒÓÑÕÑÐÑÄ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ
Ë ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÄÑÆÑÓÑÆÐÑÌ ÔÄâÊßá ÔÑÅÎÂÔÐÑ ÆÂÐÐÞÏ
ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H. ²ÇÂÍÙËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 60b Ô ÃÇÐÊÑËÎ-
ÂÊËÆÂÏË 61 ÕÂÍÉÇ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÂ 64,
Â ÐÇ Í ÂÆÆÖÍÕÂÏ ÔÑÔÕÂÄÂ 2 : 1.62

³ ÙÇÎßá ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÔÒËÓÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄ Ô ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎß-
ÐÞÏË ÅÓÖÒÒÂÏË, ÔÒÑÔÑÃÐÞØ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑ-
ÄÞÄÂÕßÔâ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÐÇÒÓËÓÑÆÐÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÃÞÎÂ
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÂ ÓÇÂÍÙËâ ÆËÅËÆÓÑÑÍÔÂÊÑÎÑÐÑÄ Ô ÏÇÕËÎËÆÂÏË
ÔÇÓÞ.63 4-¸ËÍÎÑÅÇÍÔËÎËÆÇÐ- Ë 4-ÙËÍÎÑÅÇÒÕËÎËÆÇÐ-2-×ÇÐËÎ-
4,5-ÆËÅËÆÓÑÑÍÔÂÊÑÎ-5-ÑÐÞ 65a,b ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ×ÇÐÂÙËÎËÆÇÐÆË-
ÏÇÕËÎÔÖÎß×ÖÓÂÐÑÏ (60a, R1=Me) Ä ÔÖØÑÏ ´¤¶ ÒÓË 08C Ô

ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÒËÓÑÔÑÚÎÇÐÇÐÐÞØ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄ 66a,b Ô
ÄÞØÑÆÂÏË 84 Ë 35% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ. ¯Â ÑÔÐÑÄÂÐËË ÆÂÐÐÞØ
ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ Ä ÑÃÑËØ ÔÎÖÚÂâØ
ÑÔÐÑÄÐÑÌ ËÊÑÏÇÓ ËÏÇÇÕ ÕÓÂÐÔ-ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐËÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ
ÅÓÖÒÒ.

²ÇÂÍÙËâ ÆËÅËÆÓÑÑÍÔÂÊÑÎÑÐÂ 65a Ô àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÏÇÕËÎ-
ËÆÇÐÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÖÓÂÐÑÏ (60b) Ä ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÆÂÇÕ ÔÏÇÔß
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 3 : 1 (ÒÑ ÆÂÐÐÞÏ ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑ-
ÒËË Á®²1H Ë 13C) Ô ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 97%.63

4. ²ÇÂÍÙËË ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË

©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ËÏËÐÞ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÓÇÂÍÙËâÏ [1+1]-ÙËÍÎÑ-
ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÑ ÔÄâÊË C=C Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂ-
ÐÑÄ. ¯Â ÑÔÐÑÄÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 67, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ËÊ ÑÓÕÑ-
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÐËÎËÐÑÄ ÆËÂÊÑÕËÓÑÄÂÐËÇÏ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ Ô àÕËÎØÎÑÓÂÙÇÕÂÕÑÏ, ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂ-
ÙËÐÐÑÎËÐÞ 68. àÐÆÑ-²ÂÔÒÑÎÑÉÇÐËÇ ÅÓÖÒÒÞ R Ä ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ
ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑ-
ÒËË Á®² 1H.64

CÑÇÆËÐÇÐËâ 68 ËÐÕÇÓÇÔÐÞ ÕÇÏ, ÚÕÑ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ËØ
ÓÂÔÕÄÑÓÑÄ ÒÓÑËÔØÑÆâÕ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓËÄÑÆâÕ
Í ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÏ ÔÕÓÖÍÕÖÓÂÏ Ô ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÑÌ ÃËÑÎÑÅË-
ÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.65, 66

­ÇÅÍÑÆÑÔÕÖÒÐÞÇ ÂÊÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ËÎËÆÞ ×ÑÔ×ÑÓÂ ÕÂÍÉÇ
ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ ÒÑ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË. ¶ÑÔ×ÑÓÂÐ 69 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä
ÕÑÎÖÑÎÇ ÕÇÓâÇÕ PPh3-ÅÓÖÒÒÖ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÙËÐ-
ÐÑÎËÐÂ 68 (R=Me) Ë ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÇÅÑ ÕÇÓÏËÚÇÔÍÑÌ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒË-
ÓÑÄÍË 70 Ô ÄÞØÑÆÂÏË 10 Ë 43% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.67
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III. ®ÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞØ
ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ 1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-
1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
³ÖÜÇÔÕÄÖáÜÂâ ÒÑÕÓÇÃÐÑÔÕß ÄÑ ÄÔÇØ ÚÇÕÞÓÇØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÂØ
ÙËÍÎÑÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 2 ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ ÕÇÏ, ÚÕÑ ÄÍÎá-
ÚÇÐËÇ ËØ Ä ÒÇÒÕËÆÐÖá ÔÕÓÖÍÕÖÓÖ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ËÊÏÇÐÇÐËá
ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËË Ë, ÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑ, ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË
ÒÇÒÕËÆÂ Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË ÇÅÑ ÔÄâÊÞÄÂÐËâ Ô ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÏ. °ÆÐÂÍÑ
ÏÇÕÑÆÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÑÕÆÇÎßÐÞØ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 2 ÑÚÇÐß ÐÇÏÐÑÅÑÚËÔÎÇÐÐÞ. ¯ËÉÇ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ
ÒÑâÄËÄÛËÇÔâ Ä ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ, ÑÔÐÑÄÂÐÐÞÇ
ÐÂ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ ÓÇÂÍÙËâØ, ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ØËÓÂÎß-
ÐÞØ ËÔØÑÆÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ Ë ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ.

1. ³ËÐÕÇÊ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ ÓÇÂÍÙËÌ

¡ÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 68 ÑÒËÔÂÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐËÇ ÕÓÂÐÔ-ËÊÑÏÇÓÂ
N-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÍËÔÎÑÕÞ 2.
®ÇÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ (1RS,5SR)-2-ÑÍÔÑ-3-ÑÍÔÂÃËÙËÍÎÑ[3.1.0]ÅÇÍ-
ÔÂÐ-1-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (71) ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ
àÒËØÎÑÓÅËÆÓËÐÂ Ô ÆËÏÇÕËÎÏÂÎÑÐÂÕÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÔÄÇÉÇ-
ÒÓËÅÑÕÑÄÎÇÐÐÑÅÑ ÏÇÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ.
¡ÏÏÑÐÑÎËÊ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÎÂÍÕÑÐÂ 71, ÊÂÜËÕÂ ÔÄÑÃÑÆÐÑÌ
ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÆËÏÇÕËÎÔË-
ÎËÎØÎÑÓËÆÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ËÏËÆÂÊÑÎÂ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÒÇÓÇ-
ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ÒÑ ÕËÒÖ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ¤Ñ×ÏÂÐÂ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕ-
ÄËÇÏ ÕÇÕÓÂÂÙÇÕÂÕÂ ÔÄËÐÙÂ Ä ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ ÒÓËÄÑ-
ÆËÎË Í N-Boc-ÊÂÜËÜÇÐÐÑÏÖ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÖ 72, ÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÏ
ÆÇÃÎÑÍËÓÑÄÂÐËÇÏ ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÍÑÕÑÓÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐ
ÔÒËÓÕ 73 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 85%. ³ÎÇÆÖáÜËÌ àÕÂÒ ÔÑÔÕÑâÎ Ä ÏâÅÍÑÏ
ÑÍËÔÎÇÐËË ÒÇÓÄËÚÐÑÅÑ ÔÒËÓÕÂ Ä ÐÇÌÕÓÂÎßÐÑÌ ÔÓÇÆÇ Ô ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÅÇÐÇÓËÓÖÇÏÑÅÑ in situ RuO4, ÒÓË àÕÑÏ ÔÑØÓÂÐâáÕÔâ
ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÇ ÍÑÎßÙÑ Ë ÊÂÜËÜÇÐÐÂâ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÂ.®ÑÐÑ-
ÏÇÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ 74 Ô ÕÓÂÐÔ-ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐËÇÏ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÞØ
ÅÓÖÒÒ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 60%. ¿ÕËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÏÑÉÐÑ
ÕÂÍÉÇ ÒÑÎÖÚÂÕß ËÊÑÏÇÓÞ Ô ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÑÌ ÂÃÔÑÎáÕÐÑÌ ÍÑÐ×Ë-
ÅÖÓÂÙËÇÌ, ËÔØÑÆâ ËÊ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÑÅÑ àÒËØÎÑÓÅËÆÓËÐÂ.

¥ËÂÎÍËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ 1-×ÕÂÎËÏËÆÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆË-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 75a,b ÕÓÂÐÔ-ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÒÑÎÖÚÇÐÞ,
ËÔØÑÆâ ËÊ ÆËÂÎÍËÎÑÄÞØ à×ËÓÑÄ N-×ÕÂÎÑËÎ-4-ÃÓÑÏÅÎÖÕÂÏË-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 76a,b ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ.69 ¿×ËÓÞ 75Â,b ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ 1 ËÎË 2 àÍÄ.
AlCl3 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË NaI ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä ÏÑÐÑÂÎÍËÎÑÄÞÇ
à×ËÓÞ 1-×ÕÂÎËÏËÆÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
ËÎË Ä ÔÄÑÃÑÆÐÖá ÆËÍËÔÎÑÕÖ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ. ³ÑÅÎÂÔÐÑ ÆÂÐ-
ÐÞÏ ÓÇÐÕÅÇÐÑÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ ÂÐÂÎËÊÂ,69 ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË
Á®² 1H, 13C Ë ØÓÑÏÂÕÑ-ÏÂÔÔ-ÔÒÇÍÕÓÑÏÇÕÓËË,70 ÆËÂÎÍËÎÑÄÞÇ
à×ËÓÞ 75a,b ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÔÑÃÑÌ ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞÇ ËÊÑÏÇÓÞ Ô
ÕÓÂÐÔ-ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐËÇÏ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÑÕÐÑÔËÕÇÎßÐÑ
ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ, ØÑÕâ ËÔØÑÆÐÞÇ ÃÓÑÏÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
76a,b ÃÞÎË ÄÊâÕÞ Ä ÄËÆÇ ÔÏÇÔË ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ.

®ÇÕÑÆÑÏ £¿¨· ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ,70 ÚÕÑ (2S,4S)-ËÊÑÏÇÓÞ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËÌ 76 ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÏÇÆÎÇÐÐÇÇ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÑÔÐÑÄÂÐËâÏË,
ÚÇÏ (2S,4R)-ËÊÑÏÇÓÞ. ²ÇÂÍÙËâ ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ àÒËÏÇÓËÊÂ-
ÙËÇÌ ÒÑ ÂÕÑÏÖ C(4) ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ. ¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑ-
ÎÑÉËÎË, ÚÕÑ ÏÇØÂÐËÊÏ ÑÕÜÇÒÎÇÐËâ ÒÓÑÕÑÐÂ Ë ÃÓÑÏËÆ-ËÑÐÂ
ÔÑÅÎÂÔÑÄÂÐÐÞÌ Ë ÒÑÆÑÃÇÐ ÏÇØÂÐËÊÏÖ E2. ²ÇÂÍÙËâ ÐÂÚËÐÂÇÕÔâ Ô
ÂÕÂÍË ÑÔÐÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑÕÑÐÂ ÒÓË ÂÕÑÏÇ C(2) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÒÇÓÇØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÔÕÑâÐËâ.
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´ÓÇÃÑÄÂÐËÇ ÍÑÒÎÂÐÂÓÐÑÔÕË ÂÕÑÏÑÄ C(1) ëC(5) Ä ÒÇÓÇØÑÆ-
ÐÑÏ ÔÑÔÕÑâÐËË Ë ÂÐÕË-ÑÕÜÇÒÎÇÐËâ ÒÓÑÕÑÐÂ Ë ÃÓÑÏËÆ-ËÑÐÂ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÕÑÏÖ, ÚÕÑ àÐÇÓÅËË ÂÍÕËÄÂÙËË ÓÇÂÍÙËÌ ÕÓÇÑ-
ËÊÑÏÇÓÑÄ (2S,4S)-76Â,b ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÄÞÛÇ, ÚÇÏ àÓËÕÓÑ-ËÊÑ-
ÏÇÓÑÄ, ÒÑ-ÄËÆËÏÑÏÖ, Ä ÔËÎÖ ÄÞÐÖÉÆÇÐÐÑÅÑ ÊÂÔÎÑÐÇÐÐÑÅÑ
ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐËâ C(5)-ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ Ë ×ÕÂÎËÏËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒ Ä
ÒÇÓÇØÑÆÐÑÏ ÔÑÔÕÑâÐËË ÑÕÕÓÇÑ-ËÊÑÏÇÓÂ. ±ÑàÕÑÏÖ ÒÓÇÄÓÂÜÇ-
ÐËÇ ÔÏÇÔË ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 76a,b Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
ÍËÔÎÑÕÞ 2 ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ ÕÓÂÐÔ-ËÊÑÏÇÓÑÄ.

±ÓÇÆÎÑÉÇÐ 26 ÑÓËÅËÐÂÎßÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
ÍËÔÎÑÕÞ 2, ÑÔÐÑÄÂÐÐÞÌ ÐÂ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÏ ÙËÍÎÑÒÓË-
ÔÑÇÆËÐÇÐËË ÔÕÂÃËÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ËÎËÆÑÄ ÔÇÓÞ Í ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ
4-ÏÇÕËÎËÆÇÐÑÍÔÂÊÑÎËÆËÐ-5-ÑÐÂÏ.

´ÂÍ, ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 77 àÕËÎ(ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÑÐËÑ)-
ÂÙÇÕÂÕÑÏ Ä ´¤¶ ÒÓË 08C ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÔÏÇÔË ÕÓÇØ
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞØ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞØ ÂÆÆÖÍÕÑÄ. ²ÂÊÆÇÎÇÐËÇ
ÔÏÇÔË ÍÑÎÑÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÇÌ ÆÂÇÕ (1R,3R,6R)- Ë
(1S,3R,6R)-ËÊÑÏÇÓÞ 7-ÃÇÐÊÑËÎ-4-ÑÍÔÑ-6-×ÇÐËÎ-1-àÕÑÍÔËÍÂÓ-
ÃÑÐËÎ-5-ÑÍÔÂ-7-ÂÊÂÔÒËÓÑ[2.4]ÅÇÒÕÂÐÂ (78a Ë 78b) Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇ-
ÐËË 9 : 1 Ô ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 55% Ë ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞÌ
ÒÓÑÆÖÍÕ 78c Ô ÄÞØÑÆÑÏ 6%. °ÕÐÇÔÇÐËÇ ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË
ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ËÊÑÏÇÓÑÄ ÒÓÑÄÑÆËÎË ÐÂ ÑÔÐÑÄÂÐËË ÆÂÐÐÞØ ²³¡
Ë ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² (ÔØÇÏÂ 2).

±ÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÐÂ ÔÏÇÔß ËÊÑÏÇÓÑÄ 78a,b ÃÑÓÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ
Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÂÔÍÓÞÕËÇ ÙËÍÎÂ ÑÍÔÂÊÑÎËÆËÐÑÐÑÄ, Ä

ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÚÇÅÑ ÒÑÎÖÚÂáÕ ÔÏÇÔß ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ 1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 79a Ë
79b Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 9 : 1.

±ÑÒÞÕÍË ÅËÆÓÑÎËÊÑÄÂÕß ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ ËÊÑÏÇ-
ÓÑÄ 78a Ë 78b ÆÇÌÔÕÄËÇÏ 6M HCl ÑÍÂÊÂÎËÔß ÃÇÊÖÔÒÇÛÐÞÏË,
ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÎËÔß ÓÂÔÍÓÞÕËÇÏ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ
ÍÑÎßÙÂ.26

®ÇÕÑÆ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ (E)-2,3-ÏÇÕÂÐÑÂÔÒÂÓÂÅË-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÞÌ Ä ÓÂÃÑÕÇ 71, ÑÔÐÑÄÂÐ ÐÂ ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÂ Ô ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâÏË,
ÍÑÕÑÓÞÇ ÎÇÅÍÑ ÕÓÂÐÔ×ÑÓÏËÓÖáÕÔâ Ä ÂÏËÐÑ- Ë ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÞÇ
×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ (ÔØÇÏÂ 3). ±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË
1-×ÇÐËÎÔÇÎÇÐÑ-2-ÕÓËàÕËÎÔËÎËÎàÕÇÐÂ (80) Ô ÆË-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑ-
ÄÞÏ à×ËÓÑÏ ÏÇÕËÎËÆÇÐÏÂÎÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (81) Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ZnBr2 Ä CH2Cl2 ÒÓË 730 ë 08C Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÆË-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ 2-[(×ÇÐËÎÔÇÎÇÐÑ)(ÕÓË-
àÕËÎÔËÎËÎ)ÏÇÕËÎ]ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,1-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
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(82) Ä ÔÏÇÔË Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ÙËÍÎÑÃÖÕÂÐÑÏ 83 Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË
7 : 3. ¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 72 ÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÏÇØÂÐËÊÏ ÙËÍÎÑÒÓË-
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÂÐÂÎÑÅËÚÇÐ ÑÒËÔÂÐÐÑÏÖ Ä ÔÕÂÕßÇ 73 ÆÎâ ÄËÐËÎÑ-
ÄÞØ ÍÇÕÑÐÑÄ. ¯ÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞÌ ÔÇÎÇÐËÆ 80 ÂÕÂÍÖÇÕ àÎÇÍÕÓÑ-
×ËÎßÐÞÌ ÑÎÇ×ËÐ 81, ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ ­ßáËÔÂ, Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÙÄËÕÕÇÓ-ËÑÐÂ A, ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÒÓËÄÑ-
ÆËÕ Í ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÏÖ ÙËÍÎÑÃÖÕÂÐÖ 83. ªÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ A ÕÂÍÉÇ
ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÇ, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ÆÓÖÅÑÌ ÙÄËÕ-
ÕÇÓ-ËÑÐ B, ÍÑÕÑÓÞÌ ÏÑÉÇÕ ÕÓÂÐÔ×ÑÓÏËÓÑÄÂÕßÔâ Ä àÎÇÍÕ-
ÓÑÐÐÑ-ÔÕÂÃËÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞÌ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ C Ô cÇÎÇÐÑÄÞÏ
ÏÑÔÕËÍÑÏ. ±ÑÔÎÇÆÐËÌ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ 82, ÔÕÇÓÇÑØËÏËâ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÂ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔÒÇÍÕÓÑ-
ÔÍÑÒËË Á®²1H Ë 13C ÍÂÍ (S,S) ËÎË (R,R).

³ÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËË 82ÏÇÐÇÇ
ÊÂÔÎÑÐÇÐÐÑÌ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ, ÐÂØÑÆâÜÇÌÔâ Ä ÕÓÂÐÔ-
ÒÑÎÑÉÇÐËË ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎá ÒÓË ÂÕÑÏÇ C(2),
ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í ÔÒËÓÕÖ 84. °ÃÓÂÊÑÄÂÄÛËÌÔâ ÒÑÔÎÇ ÊÂÜËÕÞ
ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÔÒËÓÕÇ 84 ÒÓÑÆÖÍÕ 85 ÑÍËÔÎâÎË
ÔÏÇÔßá RuCl3 ëNaIO4. °ÃÓÂÃÑÕÍÂ ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÆË-
ÂÊÑÏÇÕÂÐÑÏ Ä à×ËÓÇ ÒÓËÄÑÆËÎÂ Í ÔÑÇÆËÐÇÐËá 86. µÆÂÎÇÐËÇ
ÊÂÜËÕÐÑÌ ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÆËÏÇÕËÎÔËÎËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ, ÑÍËÔÎÇÐËÇ
ÒÇÓÄËÚÐÑÅÑ ÔÒËÓÕÂ ÆÑ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËÇ Ô ÆË×ÇÐËÎÂÊËÆÑ×ÑÔ×ÂÕÑÏ, ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂáÜÇÇÔâ ÒÇÓÇ-
ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÑÌ ¬ÖÓÙËÖÔÂ Ë ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÄÑ-
ÅÑ ÔÒËÓÕÂ Í ÑÃÓÂÊÖáÜÇÏÖÔâ ËÊÑÙËÂÐÂÕÖ, ÒÓËÄÑÆËÎË Í ÆËÂÎ-
ÍËÎÑÄÑÏÖ à×ËÓÖ (�)-(E)-1-[(N-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)-
ÂÏËÐÑ]ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (87), ÔÕÇÓÇÑ-
ØËÏËâ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÂ ÏÇÕÑÆÑÏ Á®².

°ÒËÔÂÐÂ 74 ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ
ÆËÍÇÕÑÒËÒÇÓÂÊËÐÂ 88 ÒÑ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË ÏÇÕËÎ-2-ÃÓÑÏÂÍÓË-
ÎÂÕÂ. ±ÓË àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËË ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÃÓÑÏÑÄÑÆÑÓÑÆÂ ÑÃÓÂ-
ÊÖÇÕÔâ ÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÆËÒÇÒÕËÆ 89, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÌ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÊÂÜËÜÇÐÐÖá ÍËÔÎÑÕÖ 2.

2. ³ËÐÕÇÊ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ØËÓÂÎßÐÞØ
ËÔØÑÆÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ

®ÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞØ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ ÙËÍÎÑÒÓÑ-
ÒÂÐÑÄÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ
ËÔØÑÆÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ ÑÍÂÊÞÄÂáÕÔâ ÐÇÓÇÆÍÑ ÃÑÎÇÇ à××ÇÍÕËÄ-
ÐÞÏË, ÚÇÏ ÏÇÕÑÆÞ, ÑÔÐÑÄÂÐÐÞÇ ÐÂ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ ÓÇÂÍ-
ÙËâØ. ±ÓËÏÇÐÇÐËÇ ÍÑÏÏÇÓÚÇÔÍË ÆÑÔÕÖÒÐÞØ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄ-
ÐÞØ ÔËÐÕÑÐÑÄ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÔÑÍÓÂÕËÕß ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÔÕÂÆËÌ, ÖÄÇ-
ÎËÚËÕß ÄÞØÑÆ ÒÓÑÆÖÍÕÂ Ë ÔÕÇÒÇÐß ÇÅÑ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÞ.

£ ÓÂÃÑÕÂØ 75, 76 ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÔËÐÕÇÊ (2S,3R)-ÏÇÕËÎ-N-ÃÇÐ-
ÊËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÙËÍÎÑÂÔÒÂÓÂÅËÐÂÕÂ ËÊ ØËÓÂÎßÐÞØ ÆËÑÎÑÄ
90. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÑÎÖÚÂÎË ÒÑ ÔØÇÏÇ 4.

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ £ËÕÕËÅÂ ë·ÑÓÐÇÓÂ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 91a ë c Ô
ËÊÑÒÓÑÒËÎËÆÇÐ-D-ÅÎËÙÇÓÂÎßÆÇÅËÆÑÏ (92), ÍÑÕÑÓÞÌ, Ä ÔÄÑá
ÑÚÇÓÇÆß, ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ËÊ D-ÏÂÐÐËÕÂ, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ (Z)-ÆÇÅËÆÓÑÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ 93a ë c Ô ÑÆÐËÏ ØËÓÂÎß-
ÐÞÏ ÙÇÐÕÓÑÏ. ±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÂ ÒÑ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË
ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ 93a ë c ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í ÆËÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎÂÏ
94a ë c, ×ÑÕÑØËÏËÚÇÔÍÑÇ ÓÂÊÎÑÉÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÆÂÄÂÎÑ ÑÒÕË-
ÚÇÔÍË ÚËÔÕÞÇ (ÒÑ ÆÂÐÐÞÏ ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®²1H Ë 13C)
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÂ 95a ë c Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏ ÄÞ-
ØÑÆÑÏ.

³ØÇÏÂ 4

¥ËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß 1,3-ÆËÒÑÎâÓÐÑÅÑ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËâ ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÂ ÒÑ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 75

ÑÃÝâÔÐâÎË ÕÇÏ, ÚÕÑ ÂÕÂÍÂ ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÂ ÒÓÇÆÒÑÚÕËÕÇÎßÐÂ Ô
ÏÇÐÇÇ ÊÂÔÎÑÐÇÐÐÑÌ re-ÔÕÑÓÑÐÞ ÂÕÑÏÂ C(2) ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 93.

µÆÂÎÇÐËÇ ËÊÑÒÓÑÒËÎËÆÇÐÑÄÑÌ ÊÂÜËÕÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâØ 95a ë c ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÏâÅÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ, ÚÕÑÃÞ ËÊÃÇÉÂÕß
ÓÂÔÍÓÞÕËâ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ Ë àÒËÏÇÓËÊÂÙËË ÑÃÓÂ-
ÊÖáÜËØÔâ ÆËÑÎÑÄ. °ÃÓÂÃÑÕÍÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 95a ë c 5%-ÐÑÌ
HCl Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ
4 ë 4.5 Ú ÒÓËÄÑÆËÎÑ Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ Í ØËÓÂÎßÐÞÏ
ÆËÑÎÂÏ 90a ë c, ÑÕÐÇÔÇÐËÇ ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÍÑÕÑÓÞØ ÒÓÑ-
ÄÇÆÇÐÑ ÐÂ ÑÔÐÑÄÂÐËË ÆÂÐÐÞØ ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®²1H. ¤ËÆÓÑ-
ÎËÊ Ä ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ Ä ÕÇÚÇÐËÇ ÃÑÎÇÇ ÆÎËÕÇÎßÐÑÅÑ ÄÓÇÏÇÐË
ÔÒÑÔÑÃÔÕÄÑÄÂÎ àÒËÏÇÓËÊÂÙËË ØËÓÂÎßÐÞØ ÙÇÐÕÓÑÄ ÙËÍÎÑÒÓÑ-
ÒÂÐÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ (2R,3S)-àÐÂÐÕËÑÏÇÓÑÄ ÆËÑÎÑÄ 90.

°ÍËÔÎÇÐËÇ ÆËÑÎÂ 90Â ÒÇÓËÑÆÂÕÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÑÍÔËÆÂ ÓÖÕÇÐËâ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÆÂÇÕ ÏÑÐÑà×ËÓ
ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (2S,3R)-96 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 63%.75, 76
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±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 90a Ô ÕËÑÍÂÓÃÑÐËÎÆË-
ËÏËÆÂÊÑÎÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐ (2S,3R)-ÕËÑÍÂÓÃÑÐÂÕ 97, ÂÃÔÑÎáÕÐÂâ
ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËâ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÑÆÐÑÊÐÂÚÐÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÂ ÏÇÕÑÆÑÏ
²³¡.

ªÔØÑÆâ ËÊ ÆËÑÎÑÄ 90, ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ë ÆÓÖÅËÇ
ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞÇ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ: (7)-ÂÎÎÑÍÑÓÑÐÂÏÑÄÂâ,
(7)-ÂÎÎÑÐÑÓÍÑÓÑÐÂÏÑÄÂâ Ë (7)-(Z )-2,3-ÏÇÕÂÐÑÅÑÏÑÔÇ-
ÓËÐ,75, 76 ÚÕÑ ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖÇÕ Ñ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ÒÓËÏÇÐÇÐËâ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 90 Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÞØ ÔËÐÕÑÐÑÄ Ä ÔÕÇÓÇÑ-
ÍÑÐÕÓÑÎËÓÖÇÏÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ, Ë ÏÇÕÂÐÑÂÐÂÎÑÅÑÄ ÃÇÎÍÑÄÞØ
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ.

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
2,3-ÏÇÕÂÐÑÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ àÐÂÐÕËÑ-
ÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞÇ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ØËÏË-
ÚÇÔÍËÏ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâÏ ÃÇÊ ÒÑÕÇÓË ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.

´ÂÍ, ÊÂÜËÜÇÐÐÑÇ ÒÑ ÂÏËÐÑ- Ë ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÂÏ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 2,3-ÙËÍÎÑÅÑÏÑÔÇÓËÐÂ 98 ÑÍËÔÎâÎË ÔÏÇÔßáRuCl3
Ë NaIO4 Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 99 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 51%.
°ÆÐÂÍÑ ÒÑÒÞÕÍË ÆÇÃÎÑÍËÓÑÄÂÐËâ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ ÒÓËÄÑÆËÎË
Í ÓÂÊÓÖÛÇÐËá ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ.2

3. ±ÓËÏÇÐÇÐËÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ ÏÇÕÂÎÎÑÄ

·ËÓÂÎßÐÞÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ ÏÇÕÂÎÎÑÄ ÛËÓÑÍÑ ÒÓËÏÇÐâáÕ ÆÎâ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞØ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂ-
ÐÑÄ,77 Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ Ë ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.
£ ÚÂÔÕÐÑÔÕË, àÕÑÕ ÒÑÆØÑÆ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÔÕÇÓÇÑËÊÑ-
ÏÇÓÑÄ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÙËÍÎÑÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

²ÇÂÍÙËâ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ N-ÊÂÜËÜÇÐÐÑÌ 2-ÂÏËÐÑÂÍÓË-
ÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (100), ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ÆÇÅËÆÓÂÕÂÙËÇÌ ÏÇÕËÎÑ-
ÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÔÇÓËÐÂ, Ô àÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÑÏ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÏÇÔË ÚÇÕÞÓÇØ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâá-
ÜËØ ÔÑÃÑÌ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÍÂÓÃÇÐÂ
ÒÑ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË ÊÂÜËÜÇÐÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 100 ((E )- Ë (Z )-101) Ë
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÅÑ ÄÐÇÆÓÇÐËâ ÇÅÑ Ä N7H-ÔÄâÊß ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂ-
ÐÑÄ 101 ((E )- Ë (Z )-102) (ÔØÇÏÂ 5).78

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ Ä àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÒÓËÏÇÐâÎË
ÂØËÓÂÎßÐÞÌ ÍÑÏÒÎÇÍÔ ÂÙÇÕËÎÂÙÇÕÑÐÂÕÂ ÏÇÆË (A) Ë ØËÓÂÎß-
ÐÞÌ ÏÇÆÐÞÌ ÍÑÏÒÎÇÍÔ ÔÇÏËÍÑÓÓËÐÂ (ÍÑÏÒÎÇÍÔ ±×ÂÎßÙÂ, B).
£ ÑÃÑËØ ÔÎÖÚÂâØ ÒÓÇÑÃÎÂÆÂÎË Z-ËÊÑÏÇÓÞ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ, ÒÓËÚÇÏ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ ±×ÂÎßÙÂ ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ÐÇÔÍÑÎßÍÑ
ÖÄÇÎËÚËÕß ËØ ÔÑÆÇÓÉÂÐËÇ. £ÞØÑÆÞ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂ-
ÐÑÄ 101 Ë 102 ÊÂÄËÔâÕ ÍÂÍ ÑÕ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂ àÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÂ,
ÕÂÍ Ë ÑÕ ÕËÒÂ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ. ´ÂÍ, ÓÇÂÍÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 100 Ô
1.3 àÍÄ. àÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ A
ÒÓËÄÑÆËÎÂ Í ÔÏÇÔË E- Ë Z-ËÊÑÏÇÓÑÄ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 101 (ÔÑÑÕÐÑ-
ÛÇÐËÇ 101a : 101b ÔÑÔÕÂÄÎâÎÑ 45 : 55, ÑÃÜËÌ ÄÞØÑÆ ì 15%) Ë
102 (ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ 102a : 102b ÔÑÔÕÂÄÎâÎÑ 41 : 59, ÑÃÜËÌ
ÄÞØÑÆ ì 8%). ±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
2.5 àÍÄ. àÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇÕÂÕÂ Ë ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ±×ÂÎßÙÂ ÃÞÎÂ
ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÔÏÇÔß E- Ë Z-ËÊÑÏÇÓÑÄ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 101 Ë 102 Ä
ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 1 : 4 Ô ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 40 Ë 20% ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÇÐÐÑ.

¹ÕÑÃÞ ËÊÃÇÉÂÕß ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 102, ÃÞÎ ÔËÐ-
ÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÏÇÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ ÆÇÅËÆÓÑÂÎÂÐËÐÂ 103 Ô ÆÄÖÏâ
ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÅÓÖÒÒÂÏË Ö ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ,
ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ 8-ÍÓÂÕÐÑÅÑ ËÊÃÞÕÍÂ àÕËÎÆËÂÊÑÂÙÇ-
ÕÂÕÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ±×ÂÎßÙÂ ÆÂÄÂÎ ÕÑÎßÍÑ
Z-ËÊÑÏÇÓ 1-[ÆË(ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)ÂÏËÐÑ]-1-ÏÇÕÑÍÔË-
ÍÂÓÃÑÐËÎ-2-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÂ (104) Ô ÄÞØÑÆÑÏ
85%. µÆÂÎÇÐËÇ ÑÆÐÑÌ Boc-ÅÓÖÒÒÞ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËË 104 ÆÑÔÕËÅÂ-
ÎÑÔß ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎØÎÑÓËÆÑÏ Ä ÔÏÇÔËÏÇÕÂÐÑÎ ë
ÆËØÎÑÓÏÇÕÂÐ ËÎË 4-ÍÓÂÕÐÞÏ ËÊÃÞÕÍÑÏ ÕÓË×ÕÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÔËÎÂÐÂ Ë ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í Z-ËÊÑ-
ÏÇÓÖ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 101. £ ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
13 àÍÄ. ÕÓË×ÕÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÑÕ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 104 ÑÕÜÇÒ-
ÎâÎËÔß ÆÄÇ Boc-ÅÓÖÒÒÞ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÕÓË×ÕÑÓÂÙÇÕÂÕÂ 105.
±ÓË ÑÏÞÎÇÐËË ÆËà×ËÓÂ 104ÜÇÎÑÚßá ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 106 ÔÑ ÔÄÑÃÑÆÐÑÌ a-ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÑÌ
Ë ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ 107.
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6,6-¥ËÏÇÕËÎ-4,5-ÃËÔ(ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)-2,3-ÆË×ÇÐËÎ-1-àÕ-
ÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-2-ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[3.1.0]ÅÇÍÔ-3-ÇÐ (108), ØËÓÂÎßÐÑÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÍËÔÎÑÕÞ (E)-2, ÒÑÎÖÚÇÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 62% Ä ÓÇÊÖÎß-
ÕÂÕÇ ×ÑÕÑËÐËÙËËÓÖÇÏÑÌ ÓÇÂÍÙËË N-ÄËÐËÎÂÏËÐÑÍÂÓÃÇÐÑÄÑÅÑ
ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ ÉÇÎÇÊÂ 109 Ô ÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÑÏ 17.79

IV. ³ÄÑÌÔÕÄÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ
ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐÞ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 40 Ë 41, ÒÓËÄÑÆâ-
ÜËÇ Í ÆËÂÊÇÒËÐÂÏ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÑÌ ÃËÑÎÑ-
ÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.80, 81

´ÂÍ, ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 41 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÔËÎËÍÂÅÇÎâ Ä ØÎÑÓÑ-
×ÑÓÏÇ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÆËÂÊÇÒËÐ 110 Ô ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇÏ ÑÆÐÑÌ
àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ, ÚÕÑ ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐÑ ÏÇÕÑÆÂÏË
ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H Ë 13C.80

¥ÇÌÔÕÄËÇ KOH Ä àÕÂÐÑÎÇ ÐÂ ÆËàÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ 40b
(R1=CO2Et) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÅÎÖÃÑÍÑÌ ÒÇÓÇÔÕÓÑÌÍÇ ÏÑÎÇÍÖÎÞ Ë
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ÒËÓÂÊÑÎËÎÒËÓÓÑÎÂ 111 Ä ÓÇÊÖÎß-
ÕÂÕÇ ÓÂÔÍÓÞÕËâ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ Ë ÒÇÓÇÅÓÖÒÒË-
ÓÑÄÍË.81

±ÓË ÍËÒâÚÇÐËË 1-ÏÇÕËÎ-1,1a-ÃËÔ(àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)-1a,7b-
ÆËÅËÆÓÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂ[c]ÙËÐÐÑÎËÐÂ (68, R=Me) Ä ÍÔËÎÑÎÇ
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 1,4-ÆËÅËÆÓÑÙËÐÐÑÎËÐÂ 112 Ô ÄÞØÑ-
ÆÑÏ 60%,65 Â Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ì ÂÙÇÕÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ
ÆËÂÊÇÒËÐÂ 113 (ÄÞØÑÆ 60%), ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜÇÇ ÔÑÃÑÌ ËÐÆËÄË-
ÆÖÂÎßÐÞÌ ËÊÑÏÇÓ, ÒÓÑÔÕÓÂÐÔÕÄÇÐÐÑÇ ÔÕÓÑÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÐÇ
ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ.66

´ÇÓÏÑÎËÊ ÔÒËÓÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÂ 114 Ä ÍËÒâÜÇÏ ÍÔËÎÑÎÇ Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÜÇÎÑÚÐÞÏ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÏÇÔË ÔÕÇ-
ÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ 115 ÐÇÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÐÑÌ ÍÑÐ×ËÅÖ-
ÓÂÙËË.63

©ÂÜËÜÇÐÐÖá (Z)-ÙËÍÎÑÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ (2S,3R)-
96 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÑÅÑ ËÔØÑÆÐÑÅÑ
ÄÇÜÇÔÕÄÂ Ä àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ (7)-(Z)-2,3-ÏÇÕÂÐÑ-
L-ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.82

²ÇÂÍÙËâ ÍËÔÎÑÕÞ 96 Ô ÕËÑÐËÎØÎÑÓËÆÑÏ Ä ÕÑÎÖÑÎÇ ÆÂÇÕ
ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆ 116, ËÊ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ
ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÂ Ä à×ËÓÇ ÒÑÎÖÚÇÐ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ ÆËÂÊÑÍÇÕÑÐ
117. ¶ÑÕÑÎËÊ ÓÂÔÕÄÑÓÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 117 Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÔÑÒÓÑÄÑÉ-
ÆÂÎÔâ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÑÌ £ÑÎß×Â Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ
à×ËÓÂ 118. ±ÑÔÎÇÆÖáÜËÌ ÅËÆÓÑÎËÊ à×ËÓÂ 118 6M HCl Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÐÇÔÍÑÎßÍËØ ÍÂÒÇÎß ÎÇÆâÐÑÌ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
ÒÓË 908C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 6 Ú Ë ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ ÒÓÑÒËÎÇÐÑÍÔËÆÑÏ ÒÓË
358C ÆÂÄÂÎË ÔÄÑÃÑÆÐÖá ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÖ 119 Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏ
ÄÞØÑÆÑÏ.
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13 àÍÄ. CF3CO2H

EtO2C NH3 CF3COO7

CO2MeH

105

NaOH

OO

EtO2C NBoc2

CO2HH

106

NaOH
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H
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H
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H
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H
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V. ±ÇÒÕËÆÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ 1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑ-
ÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ
£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ËÏÇáÕÔâ ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÔËÐÕÇÊÇ ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ 1-ÂÏË-
ÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ ÒÇÒÕËÆÑÄ, ÍÑÕÑ-
ÓÞÇ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÔÎÂÆÍËÏ ÄÍÖÔÑÏ.83

¯ËÉÇ ÒÓËÄÇÆÇÐÞ ÄÞØÑÆÞ ÆË- Ë ÕÓËÒÇÒÕËÆÑÄ, Ä ÔÑÔÕÂÄ
ÍÑÕÑÓÞØ ÄØÑÆËÕ ÑÔÕÂÕÑÍ ÍËÔÎÑÕÞ 2, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÒÖÕÇÏ ÑÍËÔ-
ÎÇÐËâ ÒÇÓËÑÆÂÕÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË RuCl3 ÒÇÒÕËÆÑÄ,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ (�)-(Z)-2,3-ÏÇÕÂÐÑÅÑÏÑÔÇÓËÐ.84

±ÇÒÕËÆ £ÞØÑÆ, %

Boc-HAsp-L-Phe-OMe 8
Bz-HAsp-L-Phe-OMe 59
CF3CO-HAsp-L-Phe-OMe 82
Ac-HAsp-L-Phe-OMe 36
Boc-Gly-HAsp-OMe 45
Bz-Gly-HAsp 51
Bz-Gly-HAsp-Gly-OMe 42
Bz-Gly-HAsp-L-Phe-OMe 62

£ÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÖÆÂÎÇÐËâ N-ÊÂÜËÕÐÞØ ÅÓÖÒÒ Ä ÒÇÒÕËÆÂØ,
ÅÆÇ ÙËÍÎÑÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ ÐÇ âÄÎâÇÕÔâ ÍÑÐÙÇÄÑÌ, Â
ÕÂÍÉÇ ÐÂÎËÚËÇ ÔÄÑÃÑÆÐÞØ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ Ä ÃÑÍÑÄÑÌ
ÙÇÒË ÒÑÊÄÑÎâáÕ ÄÍÎáÚÂÕß àÕË ÍÑÓÑÕÍËÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ Ä ÃÑÎÇÇ
ÔÎÑÉÐÞÇ ÒÇÒÕËÆÞ.

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ (2S,3R)-ËÊÑÏÇÓÂ ÍËÔÎÑÕÞ 96 Ô ÂÏËÐÑÏ 120 Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 1-(3-ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑÒÓÑÒËÎ)-3-àÕËÎÍÂÓÃÑÆËËÏË-
ÆÂ (DEC) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÍÕËÄËÓÖáÜÇÅÑ ÂÅÇÐÕÂ Ë 1-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐ-
ÊÑÕÓËÂÊÑÎÂ (HOBT) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÑ ÉÇÔÕÍÑÏÖ ÆËÒÇÒÕËÆÖ 121 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 64%.85

¡ÐÂÎÑÅË ÆËÒÇÒÕËÆÑÄ 122a,b ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÂÄÕÑÓÂÏË
ÓÂÃÑÕÞ 86 ÓÇÂÍÙËÇÌ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÑÄ ÍËÔÎÑÕÞ 96 Ô ØËÓÂÎßÐÞÏË
a-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ËÊÑÔÇÓËÐÂ 123a,b.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ (1S,2R,40S)-1-[N-(ÃÇÐÊËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)-
ÂÏËÐÑ]-2-(2,2-ÆËÏÇÕËÎ-1,3-ÆËÑÍÔÑÎÂÐ-4-ËÎ)ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÍÂÓ-
ÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (124), ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÌ ÒÓË ÑÏÞÎÇÐËË à×ËÓÂ 95a
1M NaOH Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ, Ô ÏÇÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ (R)-×ÇÐËÎÅÎË-
ÙËÐÂ ÆÂÇÕ ÆËÒÇÒÕËÆ 125. µÆÂÎÇÐËÇ ËÊÑÒÓÑÒËÎËÆÇÐÑÄÑÌ
ÊÂÜËÕÞ Ä ÒÇÒÕËÆÇ 125 5%-ÐÑÌ HCl Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ô ÒÑÔÎÇÆÖá-
ÜËÏ ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ ÆËÑÎÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑÆÖÍÕÖ 126. ¬ÑÐÆÇÐÔÂ-
ÙËÇÌ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 126 Ô a-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ
ËÊÑÔÇÓËÐÂ 123a ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÕÓËÒÇÒÕËÆ 127.86
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£ÄÇÆÇÐËÇ ÙËÍÎÑÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÑÅÑ ÊÄÇÐÂ Ä ÒÇÒÕËÆÐÖá ÙÇÒß
ÑÃÇÔÒÇÚËÄÂÇÕ ÒÑÏËÏÑ ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÑÌ ÉÇÔÕÍÑÔÕË ÐÂÎËÚËÇ
ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑÌ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÃÑÍÑÄÑÌ ÙÇÒË, ÚÕÑ
ÏÑÉÇÕ ÄÎËâÕß ÐÂ ÔÄâÊÞÄÂÐËÇ ÒÇÒÕËÆÂ Ô ÂÍÕËÄÐÞÏ ÙÇÐÕÓÑÏ
×ÇÓÏÇÐÕÂ ËÎË ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÏ. ¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÒÇÒÕËÆÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
ÙËÍÎÑÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ, ÆÇÌÔÕÄÖáÕ ÍÂÍ ÂÐÂÎßÅÇÕËÍË Ë
ËÐÅËÃËÕÑÓÞ ÓÇÐËÐÂ, Â ÕÂÍÉÇ ÒÓÑâÄÎâáÕ ÒÓÑÕËÄÑÄËÓÖÔÐÖá
ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË ÄËÓÖÔÂ ÅÇÒÂÕËÕÂ C.87 °ÐË ÏÑÅÖÕ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕßÔâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÊÂÏÇÐËÕÇÎÇÌ ÔÂØÂÓÂ.45

* * *

1-¡ÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ ÊÂÐËÏÂÇÕ
ÑÔÑÃÑÇ ÏÇÔÕÑ Ä ÓâÆÖ 2,3-ÏÇÕÂÐÑÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, Ä ÒÇÓÄÖá ÑÚÇ-
ÓÇÆß, ÄÔÎÇÆÔÕÄËÇ ÕÑÅÑ, ÚÕÑ ÑÐÂ âÄÎâÇÕÔâ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏ ÂÐÂÎÑ-
ÅÑÏ ÅÎÖÕÂÏËÐÑÄÑÌ Ë ÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕ, ËÅÓÂáÜËØ
ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ ÄÂÉÐÖá ÓÑÎß Ä ÏÇÕÂÃÑÎËÚÇÔÍËØ ÒÓÑÙÇÔÔÂØ,
ÒÓÑÕÇÍÂáÜËØ Ä ÉËÄÞØ ÑÓÅÂÐËÊÏÂØ. ¯ÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÐÇÔÕÂÃËÎß-
ÐÑÔÕß ÔÂÏÑÌ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ÐÂÌÆÇÐÞ ÑÓËÅËÐÂÎßÐÞÇ ÏÇÕÑÆÞ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÃÑÎßÛÑÅÑ ÚËÔÎÂ ÇÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ, ÚÂÔÕß ËÊ ÍÑÕÑÓÞØ
ÑÃÎÂÆÂÇÕ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá. ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ
ÔÑÄÓÇÏÇÐÐÞØ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËØ ÒÑÆØÑÆÑÄ ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ÓÂÊÓÂÃÑ-
ÕÂÕß àÎÇÅÂÐÕÐÞÇ ÏÇÕÑÆÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞØ ÔÕÇ-
ÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆË-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÍÂÍ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ
ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ, ÕÂÍ Ë ÆÑÔÕÖÒÐÞØ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÞØ ËÔØÑÆÐÞØ
ÄÇÜÇÔÕÄ. ¬ÑÐ×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÑ ÑÅÓÂÐËÚÇÐÐÞÇ ÒÇÒÕËÆÞ, ÔÑÆÇÓÉÂ-
ÜËÇ 1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ, ÔÎÖ-
ÉÂÕ ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÏË äÊÑÐÆÂÏËã ÆÎâ ËÊÖÚÇÐËâ ÃËÑØËÏË-
ÚÇÔÍËØ ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ. £ÏÇÔÕÇ Ô ÕÇÏ ÒÑÕÇÐÙËÂÎ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
1-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÆÎâ ËÔÔÎÇ-
ÆÑÄÂÐËâ ÏÇØÂÐËÊÏÑÄ ÃËÑØËÏËÚÇÔÍËØ ÓÇÂÍÙËÌ Ë ÔÑÊÆÂÐËâ
×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ËÔÚÇÓÒÂÐ ÆÂÎÇÍÑ ÐÇ
ÒÑÎÐÑÔÕßá. ±ÑàÕÑÏÖ Ä ÃÎËÉÂÌÛÇÇ ÄÓÇÏâ ÏÑÉÐÑ ÑÉËÆÂÕß
ÆÂÎßÐÇÌÛÇÅÑ ÓÂÊÄËÕËâ àÕÑÌ ÑÃÎÂÔÕË ØËÏËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ.

°ÃÊÑÓ ÒÑÆÅÑÕÑÄÎÇÐ ÒÓË ×ËÐÂÐÔÑÄÑÌ ÒÑÆÆÇÓÉÍÇ ²ÑÔÔËÌ-
ÔÍÑÅÑ ×ÑÐÆÂ ×ÖÐÆÂÏÇÐÕÂÎßÐÞØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ (ÒÓÑÇÍÕÞå 00-
15-97390, 01-03-96424, 01-03-07007, 02-03-06107, 00-03-40142Ë).
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SYNTHESIS AND PROPERTIES OF 1-AMINOCYCLOPROPANE-1,2-DICARBOXYLIC ACID
AND COMPOUNDS CONTAINING IT AS A FRAGMENT
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Methods of synthesis of 1-aminocyclopropane-1,2-dicarboxylic acid derivatives including carbo- and
heterocyclic compounds and peptides are analysed. The attention is focused onmethods for the synthesis
of individual stereoisomers of 1-aminocyclopropane-1,2-dicarboxylic acid derivatives based on dia-
stereoselective processes or enantiomerically pure initial substances. The transformations of 1-amino-
cyclopropane-1,2-dicarboxylic acid derivatives giving rise to compounds with potential biological
activities are considered.
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