
I. £ÄÇÆÇÐËÇ
£ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ 15 ÎÇÕ ËÊ ÄÔÇØ ÛÇÔÕË ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÒËÓËÆÑÒËÓËÆË-
ÐÑÄ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ËÊÖÚÂÎËÔß ÐÂËÃÑÎÇÇ
ËÐÕÇÐÔËÄÐÑ.±ÑÄÞÛÇÐÐÞÌ ËÐÕÇÓÇÔ Í àÕÑÏÖ ÍÎÂÔÔÖ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ ÅÎÂÄÐÞÏ ÑÃÓÂÊÑÏ ÕÇÏ, ÚÕÑ ÔÍÇÎÇÕ 1,8-ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÂ ÄÔÕÓÇÚÂÇÕÔâ ÄÑ ÏÐÑÅËØ ÄÇÜÇÔÕÄÂØ, ÄÞÆÇÎÇÐÐÞØ ËÊ ÒÓË-
ÓÑÆÐÞØ ÑÃÝÇÍÕÑÄ Ë ÒÓÑâÄÎâáÜËØ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÖá ÃËÑÎÑÅË-
ÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß. ±Ñ ØËÏËÚÇÔÍËÏ Ë ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÏ ÔÄÑÌ-
ÔÕÄÂÏ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÊÂ àÕÑÕ ÒÇÓËÑÆ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÑ ÊÐÂÚË-
ÕÇÎßÐÑ ÃÑÎßÛÇÇ ÚËÔÎÑ ÓÂÃÑÕ (ÄÍÎáÚÂâ ÒÂÕÇÐÕÐÖá ÎËÕÇÓÂ-
ÕÖÓÖ), ÚÇÏ ÔÖÏÏÂÓÐÑ ÒÑ ÄÔÇÏ ÆÓÖÅËÏ ÕËÒÂÏ ËÊÑÏÇÓÐÞØ
ÒËÓËÆÑÒËÓËÆËÐÑÄ ÊÂ 90 ÎÇÕ. ´ÑÎßÍÑ ÊÂ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÆÄÂ ÅÑÆÂ
ÒÑâÄËÎÑÔß ÔÄÞÛÇ 900 ÔÑÑÃÜÇÐËÌ, ÔÓÇÆË ÐËØ ì ÑÍÑÎÑ
200 ÒÂÕÇÐÕÑÄ, ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÑ ÍÑÕÑÓÞØ ÒÑÔÄâÜÇÐÑ ÔÒÇÙË×Ë-
ÚÇÔÍËÏ ÂÔÒÇÍÕÂÏ ÕÇÔÕËÓÑÄÂÐËâ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ.

£ ÐÂÔÕÑâÜÇÌ ÓÂÃÑÕÇ, ÊÂÄÇÓÛÂáÜÇÌ ÑÃÊÑÓ ØËÏËË ÒËÓËÆÑ-
ÒËÓËÆËÐÑÄ (ÔÏ.1, 2), ÑÃÑÃÜÇÐÞ Ë ÒÓÑÂÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÞ ÆÂÐÐÞÇ
ÒÑ ÏÇÕÑÆÂÏ ÔËÐÕÇÊÂ, ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕË, ÃËÑÎÑÅË-
ÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË Ë ÆÓÖÅËÏ ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÄÂÉÐÞÏ ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ. ¥Îâ ÖÆÑÃÔÕÄÂ ÄÑÔÒÓËâÕËâ
ÏÂÕÇÓËÂÎ ÔËÔÕÇÏÂÕËÊËÓÑÄÂÐ ÒÑ ÕËÒÂÏ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÖÃÔÕÓÂÕÑÄ,
ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ËÎË ÒÓËÓÑÆÇ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ±ÓË
ÑÃÔÖÉÆÇÐËË ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ Ë ØËÏËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ
ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ ÑÔÐÑÄÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕË ÔËÐÕÇÊËÓÖÇÏÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ¡ÄÕÑÓ ÔÚÇÎ ÙÇÎÇÔÑ-
ÑÃÓÂÊÐÞÏ ÒÓËÄÇÔÕË ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÒÑÎÐÖá ÃËÃÎËÑÅÓÂ×Ëá
ÓÂÃÑÕ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ Ë ÒÂÕÇÐÕÑÄ, ÒÑ ÒÑÎÖÚÇÐËá Ë ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ, ÑÆÐÂÍÑ ÄÄËÆÖ ÃÑÎßÛÑÅÑ

ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÞ Ä ÔÂÏÑÏ ÑÃÊÑÓÇ ÒÑÆÓÑÃÐÑ ÓÂÔÔÏÑÕ-
ÓÇÐÞ ÎËÛß ÑÃÜËÇ Ë ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÇ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ Ë ÐÂËÃÑ-
ÎÇÇ ØÂÓÂÍÕÇÓÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË.

II. ®ÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ Ë ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
³ÓÇÆË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÒÓËÔÕÂÎßÐÑÇ
ÄÐËÏÂÐËÇ Ä ÒÑÔÎÇÆÐËÇ 15 ÎÇÕ ÒÓËÄÎÇÍÂÎË 6-×ÕÑÓÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÑÐÞ ì ÂÊÂÂÐÂÎÑÅË ×ÕÑÓØËÐÑÎÑÐÑÄ. ¶ÕÑÓ-
ØËÐÑÎÑÐÑÄÞÇ Ë ×ÕÑÓÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÑÔÎÖÉËÎË
ÑÔÐÑÄÑÌ ÆÎâ ÔÑÊÆÂÐËâ ÄÞÔÑÍÑà××ÇÍÕËÄÐÞØ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎß-
ÐÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ: ÐÑÓ×ÎÑÍÔÂÙËÐÂ (norêoxacin, 1a),3 ÒÇ×ÎÑÍÔÂ-
ÙËÐÂ (peêoxacin, 1b),4 ÙËÒÓÑ×ÎÑÍÔÂÙËÐÂ (ciproêoxacin, 1c),5

àÐÑÍÔÂÙËÐÂ (enoxacin, 1d),6 ÕÓÑÄÂ×ÎÑÍÔÂÙËÐÂ (trovaêoxacin,
1e) 7 ë 10 Ë ÆÓ.

¶ÕÑÓÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÞ ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ÒÑ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÏÖ ÆÇÌ-
ÔÕÄËá, ÐÑ Ë ÒÑ ÆÓÖÅËÏ ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ ÃÎËÊÍË Í ×ÕÑÓØËÐÑÎÑÐÂÏ,
ØËÏËâ ÍÑÕÑÓÞØ ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ØÑÓÑÛÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÂ.11 ë 15

¯ÂËÃÑÎÇÇ ÚÂÔÕÑ ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ×ÕÑÓÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞØ 4-ÑÍÔÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔ-
ÎÑÕ ÑÔÐÑÄÂÐ ÐÂ ÒÑÆØÑÆÂØ, ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÐÞØ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ
×ÕÑÓØËÐÑÎÑÐÑÄÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ,16 ë 20 Ë ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐ
ÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÔØÇÏÑÌ:

X N

O

R1

F

R2

CO2H

1a ± e

X= CH: R1 = Et, R2 = ÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-ËÎ (a), N-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓÂÊËÐ-

1-ËÎ (b); R1 = cyclo-C3H5, R2 =ÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-ËÎ (c); X = N: R1 = Et,

R2= ÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-ËÎ (d); R1=2,4-F2C6H3,R2 = NH2N (e).
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¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ (2,6-ÆËØÎÑÓ-5-×ÕÑÓÐËÍÑ-
ÕËÐÑËÎ)ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 2a Ë ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÃÇÐÊÑËÎßÐÞØ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 2b,c Ô ÑÓÕÑÏÖÓÂÄßËÐÞÏ à×ËÓÑÏ Ä ÖÍÔÖÔÐÑÏ
ÂÐÅËÆÓËÆÇ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ËÐÕÇÓÏÇ-
ÆËÂÕÑÄ 3 Ô ÐÇÃÑÎßÛËÏ ËÊÃÞÕÍÑÏ ÂÏËÐÂ (àÕÂÐÑÎ, 208C) ÆÂÇÕ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÇÐÂÏËÐÑÍÇÕÑà×ËÓÞ 4a ë c. °ÃÓÂÃÑÕÍÂ
ÇÐÂÏËÐÑÄ 4b ÅËÆÓËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË
ÒÓËÄÑÆËÕ Í àÕËÎ-4-ÑÍÔÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÎËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂ-
ÕÂÏ 5b. ¸ËÍÎËÊÂÙËâ ÇÐÂÏËÐÑÄ 4a, ÍÑÕÑÓÖá ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâáÕ
ÕÓÇÏâ ÔÒÑÔÑÃÂÏË: ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ,
ÍÂÓÃÑÐÂÕÂ ÍÂÎËâ Ä ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ ËÎË ×ÕÑÓËÆÂ ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-
ÂÏÏÑÐËâ Ä ´¤¶, ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÂÏ 5a Ô ØÑÓÑÛËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË.16 ë 26 ©ÂÏÇÜÇÐËÇ ÂÕÑÏÂ ÅÂÎÑÅÇÐÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 7
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 5a ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÏËÐÂ Ä ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ (Ä ÐÇÍÑ-
ÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ ì Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÆËÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[5.4.0]ÖÐÆÇÙ-7-
ÇÐÂ (¥¢µ) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÔÐÑÄÂÐËâ) ÆÂÇÕ à×ËÓÞ 6a, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÅËÆÓÑÎËÊÖáÕ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÍËÔÎÑÕ. ¿ÕÑÕ ÔÒÑÔÑÃ ÃÞÎ ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÐ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 7a
(R=Et (ÔÏ.21), Pri (ÔÏ.16), ËÊÑÒÓÑÒÇÐËÎ,24 But (ÔÏ.22), ÙËÍÎÑ-
ÒÓÑÒËÎ,25 4-×ÕÑÓ×ÇÐËÎ 19).

¦ÜÇ ÑÆÐËÏ ÒÓËÏÇÓÑÏ, ËÎÎáÔÕÓËÓÖáÜËÏ ÃÑÎßÛÑÌ
ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÌ ÒÑÕÇÐÙËÂÎ à×ËÓÑÄ 2, âÄÎâÇÕÔâ ËØ ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËÇ Ô ÕËÑ×ÑÓÏËÂÕÂÏË. ´ÂÍ, ÓÇÂÍÙËâ àÕËÎ-2,6-ÆËØÎÑÓ-5-
×ÕÑÓÐËÍÑÕËÐÑËÎÂÙÇÕÂÕÂ (2Â) Ô ×ÇÐËÎ-N-ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎËÏË-
ÐÑØÎÑÓÕËÑ×ÑÓÏËÂÕÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 1 àÍÄ. ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ
Ä ÍÔËÎÑÎÇ ÒÓËÄÇÎÂ ÚÇÓÇÊ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ 8a Í àÕËÎ-4-ÑÍÔÑ-2-×Ç-
ÐËÎÕËÑ-6-×ÕÑÓ-7-ØÎÑÓ-1-ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÖ (9a) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 51%.24 ¡ÐÂÎÑÅËÚÐÂâ
ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ àÕËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂ×ÕÑÓÃÇÐÊÑËÎÂÙÇÕÂÕÂ (2c) ÆÂÇÕ
àÕËÎ-4-ÑÍÔÑ-6,7,8-ÕÓË×ÕÑÓ-2-×ÇÐËÎÕËÑ-1-ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-1,4-ÆË-
ÅËÆÓÑØËÐÑÎËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕ (9c) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 42%. °ÍËÔÎÇÐËÇ
à×ËÓÑÄ 3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 9a,c Ï-ØÎÑÓÒÇÓÑÍÔËÃÇÐÊÑÌÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÑÌ (m-CPBA) (CH2Cl2, 208C) ÒÓËÄÑÆËÕ Í àÕËÎ-4-ÑÍÔÑ-2-
×ÇÐËÎÔÖÎß×ËÐËÎ-6-×ÕÑÓ-7-ØÎÑÓ-1-ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÖ (10a) (ÄÞØÑÆ 83%) ËÎË

àÕËÎ-4-ÑÍÔÑ-6,7,8-ÕÓË×ÕÑÓ-2-×ÇÐËÎÔÖÎß×ËÐËÎ-1-ÙËÍÎÑÒÓÑ-
ÒËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÎËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÖ (10c) (ÄÞØÑÆ 78%)
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÅËÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ
ÔÖÎß×ËÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÔÖÎß×ÑÍÔËÆÂ 10a ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÔÄÇÉÇ-
ÒÓËÅÑÕÑÄÎÇÐÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÔÖÎß×ËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ä ÄÑÆÐÑÏ´¤¶ÒÑÎÖ-
ÚÂáÕ 2-ÏÇÓÍÂÒÕÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ, ÍÑÕÑÓÑÇ ÃÇÊ ÑÚËÔÕÍË
ÑÃÓÂÃÂÕÞÄÂáÕ ÅËÆÓÑÍÔËÎÂÏËÐ-O-ÔÖÎß×ÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÃËÍÂÓÃÑÐÂÕÂ ÐÂÕÓËâ. °ÃÓÂÊÖáÜÇÇÔâ ÅËÆÓÑ-
ÔÖÎß×ÂÏËÐÑÄÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä 6-×ÕÑÓ-7-ØÎÑÓ-9-
ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-2,3,4,9-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÊÑÕËÂÊÑÎÑ[5,4-b]ØËÐÑÎËÐ-3,4-
ÆËÑÐ (11a) (ÄÞØÑÆ 67%). £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÆËÑÐÂ
11a Ô ËÊÃÞÕÍÑÏ ÒËÒÇÓÂÊËÐÂ (ÒËÓËÆËÐ, 608C) ÒÓËÄÑÆËÕ Í
7-(ÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-ËÎ)-6-×ÕÑÓ-9-ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-2,3,4,9-ÕÇÕÓÂÅËÆ-
ÓÑËÊÑÕËÂÊÑÎÑ[5,4-b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3,4-ÆËÑÐÖ (12a) Ô ÄÞ-
ØÑÆÑÏ 98%. ¡ÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕß ÒÓÇÄÓÂÜÇ-
ÐËÌ ØËÐÑÎËÐÆËÑÐÂ 11c ÒÑÊÄÑÎËÎÂ ÒÑÎÖÚËÕß 6,8-ÆË×ÕÑÓ-7-
(ÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-ËÎ)-9-ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-2,3,4,9-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÊÑÕËÂ-
ÊÑÎÑ[5,4-b]ØËÐÑÎËÐ-3,4-ÆËÑÐ (12c) (74%). ³ËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÆËÑÐ 12Â Ë ØËÐÑÎËÐÆËÑÐ 12c ÑÃÎÂÆÂáÕ ÃÑÎÇÇ
ÄÞÔÑÍÑÌ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá, ÚÇÏ ÙËÒÓÑ×ÎÑÍ-
ÔÂÙËÐ 1c.24

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ à×ËÓÂ 2a Ô ÅËÆÓËÆÑÏ
ÐÂÕÓËâ, ÔÇÓÑÖÅÎÇÓÑÆÑÏ Ë ËÑÆËÔÕÞÏ ÏÇÕËÎÑÏ ÄN,N-ÆËÏÇÕËÎ-
ÂÙÇÕÂÏËÆÇ ÒÑÎÖÚÇÐ ÆËÏÇÕËÎÆËÕËÑÂÙÇÕÂÎß ÍÇÕÇÐÂ 13 (ÄÞØÑÆ
58%), ÓÇÂÍÙËâ ÍÑÕÑÓÑÅÑ Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË 14 Ä
ÕÑÎÖÑÎÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 15 Ô ÄÞØÑÆÂÏË ÆÑ 93%.27

ªØ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓÇÕ-
ÃÖÕËÎÂÕÂ ÍÂÎËâ ÆÂÇÕ à×ËÓÞ ÕËÂÊÑÎÑ-, ÑÍÔÂÊÑÎÑ- Ë ËÏËÆ-
ÂÊÑÎÑ[3,2-a][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 16 (ÄÞ-
ØÑÆÞ 35 ë 92%). ¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÆËÕËÑÂÙÇÕÂÎâ ÍÇÕÇÐÂ 13 Ô
ÆÄÖÏâ àÍÄËÄÂÎÇÐÕÂÏË ÂÏËÐÑÄ 14 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚÂÕß ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ 16 Ä ÑÆÐÖ ÔÕÂÆËá. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÎËÊÂ
à×ËÓÑÄ 16 ÒÑÎÖÚÂáÕ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ
17 (ÄÞØÑÆÞ 55 ë 91%). £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÒÑÔÎÇÆÐËØ Ô N-ÏÇÕËÎ-
ÒËÒÇÓÂÊËÐÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÊÂÏÇÜÇÐËá ÂÕÑÏÂ ØÎÑÓÂ Ä ÒÑÎÑÉÇ-
ÐËË 2 Ë ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÒËÒÇÓÂÊËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 18, ÒÓÑâÄ-
ÎâáÜËØ in vitro ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

X=N (a), CH (b), CF (c); Y = Cl, F;

R = Et, Pri, cyclo-C3H5, But, CH2=CMe, 4-FC6H4;
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¿×ËÓ 2a ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ ÕÂÍÉÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÐÇËÊÄÇÔÕÐÞØ ÓÂÐÇÇ 7-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1-(1-
ËÎË 2-ÐÂ×ÕËÎ)-4-ÑÍÔÑ-6-×ÕÑÓ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-
3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 19, ÑÃÎÂÆÂáÜËØ âÓÍÑ ÄÞÓÂÉÇÐÐÑÌ (ÐÂ
ÖÓÑÄÐÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ ÂÕÂÄÇÓÆËÐ (ataverdine)) ÂÐÕË-HIV-RT-
ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.28 ³ËÐÕÇÊ ÍËÔÎÑÕ 19 ËÎÎáÔÕÓËÓÖÇÕÔâ ÔÎÇÆÖá-
ÜÇÌ ÔØÇÏÑÌ:

¿ÕËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ (2-ØÎÑÓØËÐÑÎËÎ-3-ÍÂÓÃÑÐËÎ)ÖÍÔÖÔÐÞØ
ÍËÔÎÑÕ 20 ÒÑÔÎÖÉËÎË ËÔØÑÆÐÞÏË ÄÇÜÇÔÕÄÂÏË ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ
ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 21 ë 23,29, 30 ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÄÞÔÑÍÑÌ
ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÅÓÂÏÒÑÎÑ-

ÉËÕÇÎßÐÞÏ ÃÂÍÕÇÓËâÏ. ªØ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË ÍÑÉÐÞØ
ÔÕÂ×ËÎÑÍÑÍÍÑÄÞØ ËÐ×ÇÍÙËÌ, ÆÎâ ÑÚËÔÕÍË ÄÑÆÞ, Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÍÑÐÔÇÓÄÂÐÕÑÄ Ë ÆÇÊËÐ×ËÙËÓÖáÜËØ ÔÓÇÆÔÕÄ.

²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 4-ÑÍÔÑ-6-×ÕÑÓ-1-
àÕËÎ(ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ)-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 24, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÔÖÎß×ËÐËÎßÐÖá ËÎË ÔÖÎß-
×ÑÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÞ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 7 ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÑÌ
ÔËÔÕÇÏÞ.31, 32 ´ÂÍ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË (120 ë 1308C) ÔÏÇÔË àÕËÎ-5-
×ÕÑÓ-2-ØÎÑÓÐËÍÑÕËÐÂÕÂ 25 Ë àÕËÎ-3-(ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎÂÏËÐÑ)-
ÒÓÑÒËÑÐÂÕÂ (26a) Ä ¥®¶¡ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Na2CO3 ÃÞÎ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐ ÆËà×ËÓ 27a (23%), ÒÓË àÕÑÏ ÔÕÇÒÇÐß ÍÑÐÄÇÓÔËË ËÔØÑÆÐÑÅÑ
ÐËÍÑÕËÐÂÕÂ ÔÑÔÕÂÄÎâÎÂ 40%. ¸ËÍÎËÊÂÙËâ ÆËà×ËÓÂ 27a ÒÓË
ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÅËÆÓËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ÕÑÎÖÑÎÇ ÆÂÇÕ àÕËÎ-4-ÅËÆÓÑÍÔË-
7-(Ò-ÕÑÎËÎ)-6-×ÕÑÓ-1-ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-1,2-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕ (28a), ÆÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇÏ ÍÑÕÑÓÑÅÑ
ØÎÑÓÂÐËÎÑÏ Ä ÕÑÎÖÑÎÇ ÒÑÎÖÚÇÐÑ 1,4-ÆËÅËÆÓÑ-4-ÑÍÔÑÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÑÇ 29a. »ÇÎÑÚÐÑÌ ÅËÆÓÑÎËÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 29a ÆÂÇÕ
4-ÑÍÔÑ-7-(Ò-ÕÑÎËÎ)-6-×ÕÑÓ-1-ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ (30a). ±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËË ÒÑÔÎÇÆÐÇÌ Ô àÍÄËÏÑÎâÓÐÞÏ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑÏ ÏÇÕÂ-ØÎÑÓ-
ÒÇÓÑÍÔËÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÔÖÎß×ËÆÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ ÎÇÅÍÑ
ÑÍËÔÎâÇÕÔâ Ä ÔÖÎß×ÑÍÔËÆÐÖá, Â ÒÓË ÆÄÖÍÓÂÕÐÑÏ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇ
ÒÇÓÑÍÔËÍËÔÎÑÕÞ ì Ä ÔÖÎß×ÑÐËÎßÐÖá Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÐÂ×-
ÕËÓËÆÑÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 24a. ¿ÕÑÕ ÒÑÆØÑÆ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ
ÒÓË ÔËÐÕÇÊÇ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 24b (R=Et), Â ÕÂÍÉÇ
ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÑÅÑ ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ àÐÑÍÔÂÙËÐÂ (1d).

X= S,O, NMe; R = H, Me.
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³ ÙÇÎßá ËÊÖÚÇÐËâ ÍÑÓÓÇÎâÙËË ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ë ÂÐÕËÃÂÍÕÇ-
ÓËÂÎßÐÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÃÞÎÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÂ ÔÇÓËâ ÐÑÄÞØ
7-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 4-ÑÍÔÑ-6-×ÕÑÓ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 31, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÒÓË ÂÕÑÏÇ ÂÊÑÕÂ N(1)
×ÕÑÓÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎßÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ.22, 23, 33 ë 35 ´ÂÍ,
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ 3 (X=N, Y=Cl), ÑÃÓÂÊÖá-
ÜÇÅÑÔâ ËÊ à×ËÓÂ 2a, Ô ÂÏËÐÂÏË 32 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎ-
ÂÏËÐÂ Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÇÐÂÏËÐÂÏ 33, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË
ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ K2CO3 Ä ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä à×ËÓÞ 34.
¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÒÑÔÎÇÆÐËØ Ô ÂÏËÐÂÏË ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÂÙÇÕÑ-
ÐËÕÓËÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ¥¢µ ÆÂÇÕ à×ËÓÞ 35, ÍÑÕÑÓÞÇ Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÜÇÎÑÚÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÑÃÓÂÊÖáÕ ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÍÂÓ-
ÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 31, ÒÑÍÂÊÂÄÛËÇ in vitro ÄÞÔÑÍÖá ÂÐÕËÃÂÍÕÇ-
ÓËÂÎßÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓÑÕËÄ ÚÇÕÞÓÇØ ÄËÆÑÄ ÅÓÂÏÒÑÎÑÉË-
ÕÇÎßÐÞØ Ë ÄÑÔßÏË ÄËÆÑÄ ÅÓÂÏÑÕÓËÙÂÕÇÎßÐÞØ ÃÂÍÕÇÓËÌ.23

±ÓËÏÇÓÞ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ
31 ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ Ä ÕÂÃÎ. 1.

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 4-ÑÍÔÑ-6-×ÕÑÓ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÚÓÇÊÄÞÚÂÌÐÑ ÛËÓÑÍËÏ
ÔÒÇÍÕÓÑÏ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË ÂÐÕËÃÂÍÕÇ-
ÓËÂÎßÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ. ´ÂÍ, ÏÐÑÅËÇ ËÊ ÐËØ ÒÓÑâÄÎâáÕ ÄÞÔÑ-
ÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓÑÕËÄ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÅÓÂÏÒÑÎÑÉËÕÇÎßÐÞØ
(Staphylococcus aureus ATCC 6538P, CMX 686B, FDA 209P
JC-1; Staphylococcus epidermidis 3519, IAM 1296; Streptococcus
faecium ATCC 8043, Streptococcus pyogenes 930) Ë ÅÓÂÏÑÕÓË-
ÙÂÕÇÎßÐÞØ ÃÂÍÕÇÓËÌ (Escherichia coli Juhl, KC-14, K-12 C600;
Enterobacter aerogenes ATCC 130048; Klebsiella pneumoniae
8045, PCI-602; Pseudomonas aeruginosa EZ, 5070, K799/WT;
Acinetobacter CMX 669, AC54).19, 27

´ÂÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÒÑÃÖÆËÎË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ Í ÏÑÆË×ËÍÂÙËË
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÒÖÕÇÏ ÄÄÇÆÇÐËâ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞØ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ô ÒÑÏÑÜßá ÔÕÂÐÆÂÓÕÐÞØ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËØ ÒÓË-
ÇÏÑÄ. ¢ÞÎÑ ÒÓÑÄÇÆÇÐÑ ÕÇÔÕËÓÑÄÂÐËÇ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕË ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÒÓËÚÇÏ ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÑ
ÒÖÃÎËÍÂÙËÌ ÔÑÔÓÇÆÑÕÑÚÇÐÑ ÐÂ ÒÓÑÃÎÇÏÂØ ÂÐÂÎËÊÂ ÕÑÍÔËÚ-
ÐÑÔÕË, ÔËÐÇÓÅËÊÏÂ ÆÇÌÔÕÄËâ àÕËØ ÄÇÜÇÔÕÄ Ä ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÔÏÇ-
ÔâØ, ÄÞâÔÐÇÐËË ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÕÑÐÍÑÔÕÇÌ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÅÑ
ÆÇÌÔÕÄËâ àÕËØ ÄÇÜÇÔÕÄ Ë Õ.Ò. °ÃÔÖÉÆÇÐËÇ àÕËØ ÂÔÒÇÍÕÑÄ
ÄÞØÑÆËÕ ÊÂ ÓÂÏÍË ÆÂÐÐÑÌ ÓÂÃÑÕÞ, ÒÑàÕÑÏÖ Ä ÐÇÌ ÒÓËÄÇÆÇÐÂ
ÎËÛß ÃËÃÎËÑÅÓÂ×Ëâ ÓÂÃÑÕ ÒÑÔÎÇÆÐËØ ÎÇÕ ÒÑ ×ÕÑÓÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÏ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÂÏ. ³ÓÇÆË ÐËØ Ä ÒÇÓÄÖá ÑÚÇÓÇÆß ÔÎÇÆÖÇÕ
ÑÕÏÇÕËÕß ÏÐÑÅÑÚËÔÎÇÐÐÞÇ ÔÕÂÕßË Ë ÒÂÕÇÐÕÞ, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞÇ
ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞÏÒÓÇÒÂÓÂÕÂÏ àÐÑÍÔÂÙËÐ (1d) 36 ë 67 Ë ÕÓÑÄÂ-
×ÎÑÍÔÂÙËÐ (1e).68 ë 187

£ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ (ÑÔÑÃÇÐÐÑ ÒÂÕÇÐÕÐÑÌ) ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂáÕÔâ
ÆÓÖÅËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ×ÕÑÓÔÑÆÇÓÉÂÜËØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ.
´ÂÍ, ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐ ÑÃÊÑÓ, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞÌ ÔËÐÕÇÊÖ, ×ÂÓÏÂÍÑÎÑ-
ÅËË, ×ÂÓÏÂÍÑÍËÐÇÕËÍÇ Ë ÏÇÕÂÃÑÎËÊÏÖ 6-×ÕÑÓÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 188 Ë ÓâÆ ÔÕÂÕÇÌ ÒÑ ËØ ÂÐÕËÃÂÍÕÇ-
ÓËÂÎßÐÑÌ 189 ë 198 Ë ÂÐÕËÏËÍÓÑÃÐÑÌ 199, 200 ÂÍÕËÄÐÑÔÕË. ¿ÕË ÉÇ
ÒÓÑÃÎÇÏÞ ÊÂÕÓÂÅËÄÂáÕÔâ Ë Ä ÃÑÎßÛÑÏ ÚËÔÎÇ ÒÂÕÇÐÕÑÄ
ÒÑÔÎÇÆÐËØ ÎÇÕ.201 ë 262

°ÅÓÑÏÐÑÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÒÖÃÎËÍÂÙËÌ ÒÑÔÄâÜÇÐÑ Ë ÐÇ ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËÏ ×ÕÑÓ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ. ­ÂÄËÐÑÑÃÓÂÊ-
ÐÞÌ ÓÑÔÕ ËÐÕÇÓÇÔÂ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ Í àÕÑÏÖ ÍÎÂÔÔÖ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÐÂÚÂÎÔâ Ô 1962 Å. ÒÑÔÎÇ ÔËÐ-
ÕÇÊÂ ­ÇÛÇÓÑÏ Ô ÔÑÂÄÕ.263, 264 7-ÏÇÕËÎ-4-ÑÍÔÑ-1-àÕËÎ-1,4-ÆË-
ÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (36) (ÐÂÎËÆËÍ-
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´ÂÃÎËÙÂ 1. ©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 31.

R2 R1 £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË

But 7 31
FCH2CMe2 70 32
(FCH2)2CMe 30 32
(FCH2)3C 89 32

But 7 36, 37
FCH2CMe2 60 32
(CH2F)2CMe 50 32
(CH2F)3C 84 32

But 7 38
(FCH2)CMe2 46 32
(FCH2)2CMe 76 32
(FCH2)3C 79 32

FCH2CMe2 65 32
(FCH2)3C 78 32

NHN

NHN

N

NH2

N

NH2

Me
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ÔÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, nalidixic acid) ì ÔËÎßÐÑÅÑ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎß-
ÐÑÅÑ ÄÇÜÇÔÕÄÂ, ËÊÖÚÇÐËÇ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ÔÄÑÌÔÕÄ ÍÑÕÑ-
ÓÑÅÑ ÒÓÑÆÑÎÉÂÇÕÔâ Ë Ä ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ.265 ë 300

£ ÔËÐÕÇÊÇ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÛËÓÑÍÑ ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ 2-ØÎÑÓ-
ÐËÍÑÕËÐÑËÎØÎÑÓËÆ (37). ´ÂÍ, ÇÅÑ ÓÇÂÍÙËâ Ô ÂÐËÎËÆÂÏË ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÑÌ 3-ÂÏËÐÑÂÍÓËÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 38 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÏËÐÑÏÇÕËÎËÆÇÐ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-
2,4-ÆËÑÐÂÏ 39.301

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ 2-ØÎÑÓÐËÍÑÕËÐÑËÎØÎÑÓËÆÂ (37) ËÎË
2-(3-ØÎÑÓÂÐËÎËÐÑ)ÐËÍÑÕËÐÑËÎØÎÑÓËÆÂ (40) Ô ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË
ÇÐÂÏËÐÂÏË (41, 42a,b) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÒÑÎÖÚÇÐÞ
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÞ 43, 44a,b, ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÂÐÕËÂÎÎÇÓÅËÚÇÔ-
ÍËÏ, ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÞÏ, ÒÓÑÕËÄÑâÊÄÇÐÐÞÏ Ë ÅËÒÑÕÇÐ-
ÊËÄÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ.302 ë 306

±Ñ ÆÂÐÐÞÏ ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H ÏÑÎÇÍÖÎÂ 44Â ØË-
ÓÂÎßÐÂ. ¯Â×ÕËÓËÆËÐ 44a ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ Ä ÄËÆÇ ÍÑÓÑÕÍÑÉËÄÖÜËØ
ÄÊÂËÏÑÒÓÇÄÓÂÜÂáÜËØÔâ ÂÕÓÑÒÑËÊÑÏÇÓÐÞØ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÑÄ,
ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÃÓÂÊÖáÕ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ Ô ÛË×Õ-
ÓÇÂÅÇÐÕÑÏ ((R)-(7)-1-(9-ÂÐÕÓËÎ)-2,2,2-ÕÓË×ÕÑÓàÕÂÐÑÎÑÏ).
¿ÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ Ä ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÑÏ ÄËÆÇ, ÑÒÓÇ-

ÆÇÎÇÐÞ ÍÑÐÔÕÂÐÕÂ ÓÂÙÇÏËÊÂÙËË, ÓÂÄÐÂâ 0.213 ÏËÐ71 ÒÓË
378C, Ë àÐÇÓÅËâ ÂÍÕËÄÂÙËË Ea=21.6 ÍÍÂÎ .ÏÑÎß71 (ÔÏ.307).

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË 2-ØÎÑÓÐËÍÑÕËÐÑËÎØÎÑÓËÆÂ 37 Ô
ÆË(ÃÇÐÊÑÕËÂÊÑÎ-2-ËÎ)ÏÇÕÂÐÑÏ (45) ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐ-
ÐÂâ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÂâ ÔËÔÕÇÏÂ 46.308

ªÏËÆÂÊÑ[1,2-a] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ 47 ÒÑÎÖÚÇÐ ÍËÒâÚÇÐËÇÏ
àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 2-ØÎÑÓÐËÍÑÕËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô 2-ÃÇÐÊËÎ-
4,5-ÆËÅËÆÓÑ-1H-ËÏËÆÂÊÑÎÑÏ (48) Ä ÕÑÎÖÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÏÇÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ.309

²ÇÂÍÙËâ 2-(2-ØÎÑÓÐËÍÑÕËÐÑËÎ)ÃÖÕËÓÑÎÂÍÕÑÐÂ (49) ËÎË
4-ÅËÆÓÑÍÔË-3-(2-ÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎ)-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ÑÐÂ (50) Ô
ÂÏËÐÂÏË (ÂÐËÎËÐÑÏ ËÎË ÃÇÐÊËÎÂÏËÐÑÏ) Ä ËÐÇÓÕÐÑÌ ÂÕÏÑ-
Ô×ÇÓÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒËÓÓÑÎËÆËÐÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ÑÐÂÏ 51a,b.
±ÑÔÎÇÆÖáÜËÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 51b ÆÂáÕ ÒËÓÓÑÎË-
ÆËÐÑÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÞ 52b, 53b. ±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 51a,b, 52b, 53b
ÒÓÑâÄÎâáÕ ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÑÇ Ë ÂÐÕËÅËÒÇÓÒÓÑÎË×ÇÓÂ-
ÕËÄÐÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ.310, 311

£ ÔËÐÕÇÊÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÆÑÄÑÎßÐÑ ÛËÓÑÍÑ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ 2-ÂÏË-
ÐÑÒËÓËÆËÐ Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ.312 ë 353 ´ÂÍ, ÓÇÂÍÙËâ ÐÇÊÂÏÇ-
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ÜÇÐÐÑÅÑ 2-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÂ Ô ÆËàÕËÎÏÂÎÑÐÂÕÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËâ ÆÂÇÕ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÆËÑÐ 54, ÔÖÜÇÔÕÄÖáÜËÌ Ä
ÄËÆÇ ÆÄÖØ ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÞØ ×ÑÓÏ.312, 313 ±ÓË ÇÅÑ ÅÂÎÑÅÇÐËÓÑÄÂ-
ÐËË Ä ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ (SO2Cl2, POCl3, Br2, I2) ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ
ÍÂÍ 3-ÏÑÐÑ-, ÕÂÍ Ë 3,3-ÆËÅÂÎÑÅÇÐÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ; ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ Ë àÕËÎÇÐÅÎËÍÑÎÇÏ
ÑÃÓÂÊÖáÕ ÔÒËÓÑÔÑÚÎÇÐÇÐÐÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÞ 55, 56 ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÇÐÐÑ.312

©ÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÃÑ'ÎßÛËÏ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÏ ÒÑÕÇÐÙËÂÎÑÏ
ÑÃÎÂÆÂáÕ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 2-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÞ, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË
2-ÂÏËÐÑ-3-×ÑÓÏËÎÒËÓËÆËÐ (57) Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ.316 ë 319, 322 ë 324, 326, 327, 331 ë 333, 335, 336, 339, 353 ë 356 ´ÂÍ, ÍÑÐÆÇÐ-
ÔÂÙËÇÌ ÒËÓËÆËÐÂ 57 Ä ÔÒËÓÕÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÔÐÑÄÂÐËâ Ô ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË ÂÍÕËÄÐÖá
ÏÇÕËÎÇÐÑÄÖá ÅÓÖÒÒÖ, Â ÕÂÍÉÇ Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË, ÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË
Ë ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÍÇÕÑÐÂÏË Ë ÆËÍÇÕÑÐÂÏË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 58 ë 61, ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ 62 ë 64.316, 318, 322 ë 325, 349, 354 ¯Â×ÕËÓËÆËÐÞ 58 ÑÃÎÂÆÂáÕ
ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÑÌ Ë ÂÐÕËÅÇÎßÏËÐÕÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá, Â
ÕÂÍÉÇ ËÔÒÑÎßÊÖáÕÔâ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ×ÖÐÅËÙËÆÑÄ.318, 323 ë 325, 354 ³Ñ-
ÇÆËÐÇÐËâ 59 âÄÎâáÕÔâ ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕÂÏË ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË
ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÅËÒÑÕÇÐÊËÄÐÞØ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ.329 ¯Â×-
ÕËÓËÆËÐ 63 ÒÓÑâÄÎâÇÕ ÅÇÓÃËÙËÆÐÞÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ Ë ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ
ÆÎâ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÌ ÃÑÓßÃÞ Ô ÔÑÓÐâÍÂÏË Ä ÒÑÔÇÄÂØ âÚÏÇÐâ,
ÒÛÇÐËÙÞ, ÍÖÍÖÓÖÊÞ, ÔÑÓÅÑ Ë ÓËÔÂ,349 Â ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ÑÐÂ 62 ÒÓËÏÇÐâÇÕÔâ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË ÐÂÓÖÛÇÐËâ
ÒÂÏâÕË, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË ÒÓË ÃÑÎÇÊÐË ¡ÎßÙÅÇÌÏÇÓÂ.351

±ÓËÏÇÓÞ ÒÓËÏÇÐÇÐËâ 2-ÂÏËÐÑ-3-×ÑÓÏËÎÒËÓËÆËÐÂ (57) Ä
ÔËÐÕÇÊÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ Ë ËØ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐ-
ÐÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÄÇÔßÏÂ ÏÐÑÅÑÚËÔÎÇÐÐÞ. ´ÂÍ, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËâ 57 Ô 2-ÂÙÇÕËÎ-1-ÐÂ×ÕÑÎÑÏ (65) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÎÇÆâÐÑÌ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜÇÌ ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËÇ
ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂ ÍÑÐÙ. H2SO4, ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-(1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-
ËÎ)-1-ÐÂ×ÕÑÎÖ (66).323 °ÃÓÂÃÑÕÍÂ ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ ÔÑÎâÏË ÂÓËÎ-
ÆËÂÊÑÐËâ ÆÂÇÕ 4-ÂÓËÎÂÊÑ-2-(1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ËÎ)-1-ÐÂ×ÕÑÎÞ
(67) (ÄÞØÑÆÞ 60 ë 84%), ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÊÂÏÇÕÐÑÌ ÂÐÕËÃÂÍÕÇ-
ÓËÂÎßÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ 2-ÂÏËÐÑ-3-×ÑÓÏËÎÒËÓËÆËÐÂ (57) Ô
2-ÙËÂÐÑÏÇÕËÎÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÏ (68) Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÔÎÇÆÑÄÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ 2-ÂÏËÐÑ-3-
(2-ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎËÎ)-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (69).316

²ÇÂÍÙËâ ÂÎßÆÇÅËÆÂ 57 Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË 2-ÅËÆÓÑÍÔË-1-
ÐÂ×ÕËÎÔÕËÓËÎÍÇÕÑÐÂÏË 70 318 ËÎË Ô 1-ÅËÆÓÑÍÔË-2-ÐÂ×ÕËÎÔÕË-
ÓËÎÍÇÕÑÐÂÏË 71 327 Ä ÎÇÆâÐÑÌ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÍÂÕÂÎËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÍÑÐÙ. H2SO4 ÒÓËÄÑÆËÕ Í 8-ÂÓËÎ-
8H-ÐÂ×ÕÑ[10,20:5,6]ÒËÓÂÐÑ[4,3-b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 72 ËÎË
6-ÂÓËÎ-6H-ÐÂ×ÕÑ[20,10:5,6]ÒËÓÂÐÑ[4,3-b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 73

N NH2

CH2(CO2Et)2

B
N N

OH

O

54

N N

O

O
H

BÐ ÑÔÐÑÄÂÐËÇ.

N N

O

O
H

NH

HN

55 56

N N

O

O
H

O

O

57
2-MeC6H4CH2CO2Et

60

N N O

C6H4Me-2

H

2-FC6H4CH2Br

N NH2

CHO

57

R1COMe

R2COCH2R3

N N R1

N N R2

R3

58

59

N N O

C6H4Me-2

CH2C6H4F-262

57
CH2(CN)2

N N NH2

CN

61

CH=CHPh; R2 =Me, Ph; R3 = Ph, COPh, CONHPh, MeCO.

H2NOH, HCl

R1COMe

63
N N NH2

NOH

NH2

N N N

O

R1

H64

R1 = Ph, 1-ÐÂ×ÕËÎ, 2-ÒËÓËÆËÎ, 2-×ÖÓËÎ, 2-ÕËÇÐËÎ, 2-HOC6H4,

57+

OH

MeCO

65

AcOH, H2SO4

RC6H4N
�
2 Cl

7

N N

OH

66 (85%)

67

N N

OH

N N

R

R=H, 2-Me, 4-Me, 3-MeO, 4-MeO, 3-OH, 3-NO2, 3-Cl, 2-CO2H,

3-CO2H, 4-SO3H, 4-SO2NH2.

Pip Ð ÒËÒÇÓËÆËÐ.

57+

N

N
NCH2C

H
68

Pip

EtOH
H
N

N

NH2NN

69 (95%)
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ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ. ´ÇÔÕËÓÑÄÂÐËÇ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 72 Ë 73 ÆÂÎÑ ÑÕÓËÙÂÕÇÎßÐÞÇ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ.

°ÃÓÂÃÑÕÍÂ ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆÂ 57 7-ÂÊÂËÐÆÑ-
ÎËÐÑÐÑÏ 74 Ä ÕÑÎÖÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÒËÓËÆÑ[30,20:4,5]ÒËÓÓÑÎÑ[3,2-b] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÖ (75).334

¿ÕÑÕ ÉÇ ÂÏËÐÑÂÎßÆÇÅËÆ 57 ÖÔÒÇÛÐÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ Ä ÔËÐ-
ÕÇÊÇ ÒÑÎËÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ. ´ÂÍ, ÓÇÂÍÙËÇÌ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 57 Ô ÙËÍÎÑÑÍÕ-5-ÇÐ-1,2-ÆËÑÐÑÏ (76) Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË NaOH ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ 7,10-ÆËÅËÆÓÑÙËÍÎÑ-
ÑÍÕÂ[2,1-b:3,4-b0]ÆË[1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (77). £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÇÅÑ
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ Ô ÃÓÑÏÑÏ Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÅÑ
ÆÇÃÓÑÏËÓÑÄÂÐËâ ÂÆÆÖÍÕÂ 78 1,5-ÆËÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.3.0]ÐÑÐ-5-
ÇÐÑÏ (¥¢¯) Ä ÕÑÎÖÑÎÇ ËÎË ¥®³° ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÙËÍÎÑÑÍÕÂ-
[2,1-b:3,4-b0]ÆË[1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (79) ì ÐÑÄÂâ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÂâ
ÎËÅÂÐÆÐÂâ ÔËÔÕÇÏÂ.322, 333 ¡ÄÕÑÓÂÏË ÕÂÍÉÇ ËÊÖÚÇÐÑ ÍÑÏÒ-
ÎÇÍÔÑÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÎËÅÂÐÆÂ 79 Ô ËÑÐÂÏË Cu(II).

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÒÑ ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÖ ÂÏËÐÑÂÎßÆÇÅËÆÂ 57 Ô
ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÆËÍÇÕÑÐÂÏË 80 (ÃÇÊÄÑÆÐÞÌ àÕÂÐÑÎ,KOH, ÍËÒâ-
ÚÇÐËÇ Ä ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ N2, 4 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÅÇÒÕÂÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞÏ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÏ ÔËÔÕÇÏÂÏ 81.335

±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË àÕÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô ÆËÑÐÑÏ 82 Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÔÐÑÄÂÐËâ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÔÏÇÔß ÒÑÎËÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÃËÔÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 83 ë 85 Ô
ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 82% (ÔØÇÏÂ 1).336

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ a-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÂÎßÆÇÅËÆÞ 86
ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÞÏË Ë ÐÇÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÞÏË ÍÇÕÑ-
ÐÂÏË ÒÑ ÔØÇÏÇ ÍÂÔÍÂÆÐÑÌ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË, ÑÃÓÂÊÖâ Ô
ÒÓËÇÏÎÇÏÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÂ.

R= Ph, 4-MeOC6H4, 4-MeC6H4, 2-ClC6H4, 4-ClC6H4, 2-NO2C6H4,

3-NO2C6H4, 2-HOC6H4, 4-Me2NC6H4, 1-ÐÂ×ÕËÎ, 2-×ÖÓËÎ, 2-ÕËÇÐËÎ.
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O
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O

O
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NaOH, EtOH

D, 2 Ú

N

N

N

N

77 (60%)

Br2

CHCl3

DBNÐ 1,5-ÆËÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.3.0]ÐÑÐ-5-ÇÐ.
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N
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COR2

R3

O

CH2(CO2Et)2

R1=H
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89 (49%)

N

CHO

NH2R1HN

86 (R1 = H, COC7H15)
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R2 = NHBut, R3 = CONHBut (c)
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´ÂÍ, ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 86 àÕËÎÂÙÇÕÑÂÙÇÕÂÕÑÏ Ë ÒËÒÇ-
ÓËÆËÐÑÏ Ä ÍËÒâÜÇÏ àÕÂÐÑÎÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÏËÐÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÖ
87a Ô ÄÞØÑÆÑÏ 80%. ³ ÆËàÕËÎ-3-ÑÍÔÑÅÎÖÕÂÓÂÕÑÏ Ë N,N0-ÆË-
ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-3-ÑÍÔÑÅÎÖÕÂÓÂÏËÆÑÏ Ä ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 87b,c Ô ÄÞØÑÆÂÏË 35% Ë 40% ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÇÐÐÑ. ¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÂÏËÐÑÂÎßÆÇÅËÆÂ 86 Ô ÆËàÕËÎÏÂÎÑ-
ÐÂÕÑÏ ÆÂÇÕ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐ 88, Â Ô 1,4-ÅÇÍÔÂÐÆËÑÐÑÏ ì ÃËÔ-
(ÂÏËÐÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐ) 89.331

ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÖÃ-
ÔÕÓÂÕÑÄ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 2-ÂÏËÐÑ-3-×ÑÓÏËÎÒËÓËÆËÐÑÄ âÄÎâÇÕÔâ
ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏ ÒÖÕÇÏ ÔËÐÕÇÊÂ ÕÓÖÆÐÑÆÑÔÕÖÒÐÞØ ÒÑÎË×ÖÐÍ-
ÙËÑÐÂÎßÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ. ´ÂÍ, ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä EtOH
6-ÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÏÇÕËÎ-2-ÑÍÔÑ-5-×ÑÓÏËÎ-1,2-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ-
3-ÍÂÓÃÑÐËÕÓËÎÂ (90) Ë àÕËÎÙËÂÐÑÂÙÇÕÂÕÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÒÇ-
ÓËÆËÐÂ ÒÑÎÖÚÇÐ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ÑÐ
(91).353

¦ÜÇ ÑÆÐËÏ ÒÓËÏÇÓÑÏ ÕÂÍÑÅÑ ÒÑÆØÑÆÂ âÄÎâÇÕÔâ ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÐËÇ 2-ÂÏËÐÑÂÎßÆÇÅËÆÂ 92 Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÐÑÄÞØ ÒÑÎË×ÖÐÍÙËÑ-
ÐÂÎßÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ 93, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ 1,8-ÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ.339 ¥ÇÊÂÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ ÂÏËÐÂ 92
(ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÐËÕÓËÕ, ÃÇÊÄÑÆÐÞÌ CuCl2, ÂÃÔÑÎáÕÐÞÌ MeCN)
ÒÑÎÖÚÇÐ 3-×ÑÓÏËÎ-2-ØÎÑÓÒËÓËÆËÐ 94, ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ ÍÑÕÑÓÑÅÑ
ÄÕÑÓËÚÐÞÏ ÂÏËÐÑÏ Ë ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÑÏ Ä ´¤¶ ÆÂÇÕ 2-ÆËÂÎ-
ÍËÎÂÏËÐÑ-3-×ÑÓÏËÎÒËÓËÆËÐÞ 95. ¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
95 ÒÑ ¬ÐÈÄÇÐÂÅÇÎá Ô ÏÂÎÑÐÑÐËÕÓËÎÑÏ Ä ÕÑÎÖÑÎÇ (Ô ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐËÇÏ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ ÃÖÕËÎÂÏËÐÂ Ë ÂÙÇÕÂÕÂ
ÂÏÏÑÐËâ) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 2-ÆËÂÎÍËÎÂÏËÐÑ-3-(2,2-
ÆËÙËÂÐÑÄËÐËÎ)ÒËÓËÆËÐÂ 96 Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË. £ ÓÇ-
ÊÖÎßÕÂÕÇ ÕÇÓÏÑÎËÊÂ ÒÑÔÎÇÆÐËØ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÒÑÎâÓÐÑÏ
ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇ (ÃÖÕÂÐÑÎ, ÒÇÐÕÂÐÑÎ) ËÎË ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä
¥®¶¡ ËÎË ¥®³° (1408C) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 93 (ÄÞØÑÆÞ ÑÕ 10% ÆÑ 100%).

©ÂÏÇÜÇÐÐÞÌ ØÎÑÓÒËÓËÆËÐ 94 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ ÍÂÍ ËÔØÑÆÐÑÇ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÆÓÖÅËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑ-
ÄÞØ ÔËÔÕÇÏ: ËÊÑËÐÆÑÎÑ[2,1-a]-, ËÊÑØËÐÑ[2,1-a]-, ËÐÆÑ-
ÎÑ[1,8,7-a,b]- Ë ØËÐÑ[1,9,8-a,b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ.340 £ÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 94 Ô ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÂÏËÐÂÏË Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ Ä ´¤¶ ËÎË ¥®¶¡ ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 2-ÆËÂÎÍËÎÂÏËÐÑ-3-×ÑÓ-
ÏËÎÒËÓËÆËÐÂ 97a,b ËÎË 2-ÂÎÍËÎÂÓËÎÂÏËÐÑ-3-×ÑÓÏËÎÒËÓË-
ÆËÐÂ 98a ë d Ô ÄÞØÑÆÂÏË 50 ë 95%. ¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÒÑ
¬ÐÈÄÇÐÂÅÇÎá ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 97a,b ËÎË
98a ë d Ô ÏÂÎÑÐÑÐËÕÓËÎÑÏ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÆËØÎÑÓÏÇÕÂÐÇ
(2 Ú) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÃÖÕËÎÂÏËÐÂ Ë ÂÙÇÕÂÕÂ ÂÏÏÑÐËâ ÒÓËÄÑ-
ÆËÕ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 2-ÆËÂÎÍËÎÂÏËÐÑ- (99a,b) ËÎË 2-ÂÎÍËÎ-
ÂÓËÎÂÏËÐÑ-3-(2,2-ÆËÙËÂÐÑÄËÐËÎ)ÒËÓËÆËÐÂ (100a ë d, ÄÞØÑ-
ÆÞ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 100a Ë 100c ÔÑÔÕÂÄÎâáÕ 91 ë 95%) ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÇÐÐÑ. ±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË 2-ÆËÂÎÍËÎÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
99a,b Ä ÒÑÎâÓÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÕÇÕÓÂÙËÍÎË-
ÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 101a,b, Â ËÊ 2-ÂÎÍËÎÂÓËÎÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ 100a ë d ì ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔËÔÕÇÏÞ 102a ë d.
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H
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°ÃÎÂÆÂáÜËÇ ÒÓÑÕËÄÑâÊÄÇÐÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ N-ÂÓËÎ-1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 103 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâÏË ÒÑºÕÑÃÃÇ,
¬ÎâÌÊÇÐÖ ËÎË ¬ÐÈÄÇÐÂÅÇÎá ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÓËÎÂÏËÐÑÒËÓË-
ÆËÐÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆÑÄ 104 Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÍÂÓÃÑÐÑÄÞÏË
ÍËÔÎÑÕÂÏË Ë ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË (à×ËÓÂÏË, ÂÐÅËÆÓËÆÂÏË,
ÐÂÕÓËÇÄÞÏË ÔÑÎâÏË).343 ë 347

³ ÙÇÎßá ÒÑËÔÍÂ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ
ÑÐÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ ÃÞÎË ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐ-
ÕÇÊÂ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 2-ÂÓËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4(1H)-ÑÐÑÄ Ô ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
2-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÑÄ 105 Ë àÕËÎÑÄÞØ à×ËÓÑÄ ÃÇÐÊÑËÎÖÍÔÖÔÐÞØ
ÍËÔÎÑÕ 106.314, 315 ªØ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÑÎË×ÑÔ-
×ÑÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (±¶¬) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ ÒËÓË-
ÆÑÒËÓËÏËÆËÐÑÐÂÏ 107. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 107 ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÕÂÍÉÇ
ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ ºË××Â 108 Ô ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÏ
ÏÑÐÑØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ.
±ÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÕÇÓÏËÚÇÔÍÂâ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ÒËÓËÆÑÒËÓËÏË-
ÆËÐÑÐÑÄ 107 ÒÓË 3508C ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-×ÇÐËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-
4(1H)-ÑÐÂÏ 109. ¡ÐÂÎÑÅËÚÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ Ë ÒÓË
ÒÑÎÖÚÇÐËË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ 2-ÐÂ×ÕËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐÑÄ.352

°ÆÐËÏ ËÊ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞØ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ 1,8-ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ 2-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÑÄ 110a,b Ô
b-ÍÇÕÑà×ËÓÂÏË ËÎË à×ËÓÂÏË ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ. ²ÇÂÍÙËá
ÒÓÑÄÑÆâÕ ÒÓË ÒÑÄÞÛÇÐÐÞØ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂØ Ä ÒÑÎË×ÑÔ×ÑÓÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÇ ËÎË ÆÂÖÕÇÓÏÇ.357 ë 367 ´ÂÍËÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ÔËÐÕÇÊË-
ÓÑÄÂÐÞ, ÐÂÒÓËÏÇÓ, 7-ÂÏËÐÑ-2-ÅËÆÓÑÍÔË-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ
111 357 Ë ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÞ 112.359, 367

£ ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÒÓË ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâØ ÄÞÆÇÎâáÕ
ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ÑÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ ÒËÓËÆÑ[1,2-a]ÒËÓËÏËÆËÐÞ,
ÐÂÒÓËÏÇÓ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 113 ë 115, ÕÇÓÏËÚÇÔÍÂâ ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËâ
ÍÑÕÑÓÞØ ÆÂÇÕ ÑÍÔÑ- (116) ËÎË ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ (117, 118)
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 116 ë 118 ÒÑÆÄÇÓÅÂÎË ÆÂÎßÐÇÌ-
ÛËÏ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâÏ. ´ÂÍ, Í ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 116, 117 äÆÑÔÕÓÂË-
ÄÂÎËã ÇÜÇ ÑÆËÐ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÙËÍÎ, Â ÒÓË ÒÑÔÎÇÆÑ-
ÄÂÕÇÎßÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 118 Ô POCl3 Ë N2H4

.H2O
ÒÑÎÖÚËÎË ÅËÆÓÂÊËÐ 119, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓÇÄÓÂÜÂÎË Ä ÂÏËÐ 120.365
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¯Â×ÕËÓËÆËÐ 111 (R2=ClCH2) ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐ ÍÂÍ ÔÓÇÆÔÕÄÑ
ÆÎâ ÔÐËÉÇÐËâ ×ËÕÑÕÑÍÔËÚÇÔÍÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÅÇÓÃËÙËÆÑÄ ËÊ
ÍÎÂÔÔÂ ÙËÍÎÑÅÇÍÔÇÐÑÐÑÄ ËÎË ×ÇÐÑÍÔËÖÍÔÖÔÐÞØ ÍËÔÎÑÕ,362 Â
ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐ 112 (R3=Me) ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ ÍÂÍ ÒÑÎÖÒÓÑÆÖÍÕ Ä
ÔËÐÕÇÊÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÂÐÕËÏÂÎâÓËÌÐÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá ÒÓÑÕËÄ Plasmodium vinckei vinckei.361 ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 119,
120 Ä ÆÑÊÇ 0.1ë 5 ÍÅ . ÅÂ71 ÑÃÎÂÆÂáÕ ×ÖÐÅËÙËÆÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá
ÒÓÑÕËÄ ×ËÕÑÒÂÕÑÅÇÐÐÞØ ÅÓËÃÑÄ (ÑÔÑÃÇÐÐÑ Phycomyceten) Ë
à××ÇÍÕËÄÐÞ ÒÓÑÕËÄ Phytophtora infestans ÐÂ ÕÑÏÂÕÂØ Ë ÍÂÓÕÑ-
×ÇÎÇ, Â ÕÂÍÉÇ ÒÓÑÕËÄ Pseudoperonspora cubensis ÐÂ ÑÅÖÓÙÂØ.363

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ Ë ÆÓÖÅËÇ ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÇ ÒËÓËÆÑÒËÓËÏËÆËÐÞ. ´ÂÍ, ÕÇÓÏÑÎËÊ (4-ÑÍÔÑ-4¯-ÒËÓËÆÑ-
[1,2-a]ÒËÓËÏËÆËÐ-3-ËÎ)ÂÍÓËÎÂÕÑÄ 121 ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÏ (1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ËÎ)ÂÍÓËÎÂÕÂÏ 122, ÒËÓÂÐÑÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÂÏ 123 ËÎË ÂÐÕËÓËÆËÐÖ 124 Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2 ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÒËÓËÆÑÒËÓËÏËÆËÐÂ.365

£ ÔËÐÕÇÊÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÖÔÒÇÛÐÑ ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ Ë ÆÓÖÅËÇ 2-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÞ. ´ÂÍ, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ
2-ÂÏËÐÑ-3-ÃÇÐÊÑËÎÒËÓËÆËÐÂ (125) Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÏÂÎÑÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÌ
ÅËÆÓÑÎËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÒÓËÄÑÆËÕ Í 4-×ÇÐËÎ-1,8-ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÂÏ 126, 127. ¥ÂÎßÐÇÌÛËÌ ÅËÆÓÑÎËÊ ÐËÕÓËÎÂ 127 ÆÂÇÕ
ÂÏËÆ 128. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 126, 128 ÑÃÎÂÆÂáÕ ÆËÖÓÇÕËÚÇÔÍËÏ
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ.330

6,7,8,9-´ÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 129, 130 ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ 2-ÂÏËÐÑ-3-ÂÙËÎÒËÓËÆËÐÑÄ 131 366 ËÎË 2-ÂÏËÐÑ-
3-ÙËÂÐÑÒËÓËÆËÐÑÄ 132 367 Ô ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ.

¥Îâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÒÓËÏÇÐâáÕ ÕÂÍÉÇ ÓÇÂÍ-
ÙËË ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 2-ÂÎÍËÎÂÏËÐÑÐËÍÑÕËÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÏË ÏÂÎÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ. ´ÂÍ, ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ
ÐËÕÓËÎÑÄ 133 ËÎË à×ËÓÑÄ 134 Ô ClCOCH2CO2Et Ä ÃÇÊÄÑÆÐÑÏ
à×ËÓÇ ÒÓË 208C Ë ÊÂÕÇÏ Ô EtONa Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 2-ÑÍÔÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞÏ ÍËÔÎÑ-
ÕÂÏ 135 Ë 136 ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 135 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÕÂÍÉÇ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÐËÕÓËÎÑÄ 133 ÔÑ ÔÏÇÔßá ÆÄÖØ
àÍÄËÄÂÎÇÐÕÑÄ (EtO2C)2CH2 ËNa Ä ÃÇÊÄÑÆÐÑÏ àÕÂÐÑÎÇ.¯Â×ÕË-
ÓËÆËÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 135, 136 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ Ä ÔËÐÕÇÊÇ
ÄÇÜÇÔÕÄ, ËÐÅËÃËÓÖáÜËØ ÉÇÎÖÆÑÚÐÖá ÔÇÍÓÇÙËá.368

²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÔÒÑÔÑÃÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ÑÐÂ, ÑÔÐÑÄÂÐÐÞÇ ÐÂ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË
ÏÇÕËÎÑÄÞØ à×ËÓÑÄ 2-ÂÓËÎÂÏËÐÑÐËÍÑÕËÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 137 Ë
ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ
ÅÓÖÒÒÑÌ. ´ÂÍËÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ, ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÐÂ×ÕË-
ÓËÆÑÐÞ 138, 139, ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÂÐÕËÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍËÏ, ÒÓÑÕËÄÑ-
ÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÞÏ Ë ÒÓÑÕËÄÑâÊÄÇÐÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ.369 ë 385

2-¡ÏËÐÑ-6-ÏÇÕÑÍÔË-4-(Ò-ÕÑÎËÎ)-3,5-ÆËÙËÂÐÑÒËÓËÆËÐ (140)
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ Ä ÔËÐÕÇÊÇ 4-ÂÏËÐÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2(1H)-ÑÐÑÄ
141, 142. ´ÂÍ, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 140 Ô ÏÇÕËÎÑÄÞÏ
à×ËÓÑÏ ÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÂÏËÆÂ ÐÂÕÓËâ
ËÎË Ô ÖÍÔÖÔÐÞÏ ÂÐÅËÆÓËÆÑÏ Ä ÒÑÎË×ÑÔ×ÑÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ÆÂÇÕ
ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÞ 141, 142. ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 143, ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÇ ÑÃÓÂÃÑÕ-
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ÍÑÌ ÂÏËÐÑÐËÕÓËÎÂ 140 ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÑÏ, ÍÑÐÆÇÐÔËÓÖÇÕÔâ Ô
à×ËÓÑÏ ÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÂ
144 (ÔØÇÏÂ 2).385

ªÔØÑÆÐÞÏ ÄÇÜÇÔÕÄÑÏ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2(1H)-ÕËÑÐÑÄ 145 ë 147 ÒÑÔÎÖÉËÎ 4,6-ÆËÂÏË-
ÐÑÒËÓËÆËÐ-2(1H)-ÕËÑÐ 148,386, 387 ÓÇÂÍÙËË ÍÑÕÑÓÑÅÑ Ô ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÏË ÏÂÎÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓÑËÔØÑÆâÕ Ä ¥®¶¡ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ ËÎË Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓË-
àÕËÎÂÏËÐÂ.

¿ÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ 3-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
(149) ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÏ 2-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (150a), ÑÃÓÂÊÖâ 1,5-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (151). £ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÌ
ÓÇÂÍÙËË à×ËÓÂ 2-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (152)
Ô àÕËÎ-(2-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎ)ÂÙÇÕÂÕÑÏ (150b) ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ËÊÑ-
ÏÇÓÐÞÌ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (153).388

¸ËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 2-(2-ÙËÂÐÑ×ÇÐËÎËÏËÐÑ)ÒËÒÇ-
ÓËÆËÐÑÄ 154 ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ZnCl2 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 5-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 155, ÊÂâÄ-
ÎÇÐÐÞÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÒÑÕÇÓË ÒÂÏâÕË,
ÃÑÎÇÊÐË ¡ÎßÙÅÇÌÏÇÓÂ Ë ÔÕÂÓÚÇÔÍÑÅÑ ÔÎÂÃÑÖÏËâ.389

²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐ ÖÆÑÃÐÞÌ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÌ ÔÒÑÔÑÃ ÔËÐÕÇÊÂ
ÐÑÄÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ ì 5-×ÇÐËÎ-1H- (156) Ë 5-×ÇÐËÎ-3H-
ËÏËÆÂÊÑ[4,5-c] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4(5H)-ÑÐÑÄ (157) ì ËÔØÑÆâ ËÊ
2-×ÇÐËÎÂÏËÐÑÐËÍÑÕËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (158a) ËÎË ÇÇ ÏÇÕËÎÑ-
ÄÑÅÑ à×ËÓÂ (158b).390 ë 394 ´ÂÍ, ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ à×ËÓÂ 158b ÕÓËØÎÑÓ-
ÏÇÕËÎØÎÑÓ×ÑÓÏËÂÕÑÏ Ä 1,2-ÆËØÎÑÓàÕÂÐÇ ÒÓË 808C ÆÂÇÕ
N-×ÇÐËÎ-3-ÂÊÂËÊÂÕÑÄÞÌ ÂÐÅËÆÓËÆ (159), ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÆÇÌ-
ÔÕÄËË ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ë àÕËÎÐËÕÓÑÂÙÇÕÂÕÂ Ä N,N-ÆËÏÇ-
ÕËÎÂÙÇÕÂÏËÆÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕ 4-ÅËÆÓÑÍÔË-3-ÐËÕÓÑ-1-×ÇÐËÎ-1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2(1H)-ÑÐ (160). ·ÎÑÓËÓÑÄÂÐËÇ ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÂ 160
ÑÍÔËØÎÑÓËÆÑÏ ×ÑÔ×ÑÓÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ØÎÑÓËÆÖ 161, ÍÑÕÑÓÞÌ
ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÞÏ ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ, ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇÏ Ë
ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐ Ä ËÔÍÑÏÞÇ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ. ªÏËÆÂÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÞ 156, 157 ìÐÑÄÞÇ ÐÇÔÕÇÓÑËÆÐÞÇ ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂ-
ÎËÕÇÎßÐÞÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ Ô ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá, ÒÑÆÑÃÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË
ÅÎáÍÑÍÑÓÕËÍÑËÆÑÄ (ÔØÇÏÂ 3).

¡ÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕ 368, 395 ë 398 ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÐÑÄÞÌ à××ÇÍÕËÄ-
ÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ Í ÔËÐÕÇÊÖ 3-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2,4-
ÆËÑÐÑÄ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËØ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÞÌ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËÌ
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ËÐÕÇÓÇÔ. ´ÂÍ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 2-ÏÇÕËÎ-4H-ÒËÓËÆÑ[2,3-d]-
[3,1]ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐÂ (162) Ô ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË ÂÍÕËÄ-
ÐÖá ÏÇÕËÎÇÐÑÄÖá ÅÓÖÒÒÖ, Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÂÕÂ
ÍÂÎËâ Ä ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ ËÎË ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ä
ÂÃÔÑÎáÕÐÑÏ ÃÇÐÊÑÎÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 3-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 1-ÂÙÇÕËÎ-
1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2,4-ÆËÑÐÂÏ 163 Ô ÄÞØÑ-
ÆÂÏË ÆÑ 87%.399 °ÚÇÄËÆÐÑ, ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ËÐÕÇÓ-
ÏÇÆËÂÕÞ 164.

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÃÇÐÊÑÂÐ-
ÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ
ÂÏËÐÞ ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄÑÅÑ ÓâÆÂ. ´ÂÍ, ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ Ä ÊÂÄËÔË-
ÏÑÔÕË ÑÕ ÖÔÎÑÄËÌ ÓÇÂÍÙËâ 3-ÂÏËÐÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ 165 Ô ÂÙÇ-
ÕÑÖÍÔÖÔÐÞÏ à×ËÓÑÏ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 4-ÏÇÕËÎ-
ÃÇÐÊÑ[c] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2(1H)-ÑÐÑÄ 166 ËÎË ËØ ËÊÑÏÇÓÑÄ
167.400 ë 402

¸ËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ 1-(Ò-ÕÑÎËÎÑÍÔË)-3-ÂÏËÐÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-
4-ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆÂ 168 Ô ÂÙÇÕÑÐÑÏ ËÎË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÙËÂÐ-
ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËÌ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÏ ÃÇÐÊÑ[c][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 169 ë 172.403

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 2-ÂÏËÐÑ-5,6-ÆËÅËÆÓÑ-
4H-ÙËÍÎÑÒÇÐÕÂ[c]ÐËÍÑÕËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (173a, n=1) Ô ÆË-
àÕËÎÂÙÇÕÂÎÇÏ N,N-ÆËÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÏËÆÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÑÏÖ 1,4-ÆËÅËÆÓÑ-4-ÑÍÔÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 174a. ²ÇÂÍÙËâ Ô
ÆËàÕËÎÂÙÇÕÂÎâÏË ÏÇÕËÎÃÖÕËÓÑ-, -ÄÂÎÇÓÑ- Ë -ÍÂÒÓÑÎÂÍÕÂÏÂ
ÆÂÇÕ ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 175a. ±ÑÆÑÃÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË
Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÂ 174b (n=2) Ë ÕÇÕÓÂÙËÍÎÑÄ 175b
ÃÞÎË ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÞ Ë Ä ÔÎÖÚÂÇ ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÄÑÅÑ ÂÐÂÎÑÅÂ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 173.404
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£ ÓÂÃÑÕÇ 404 ËÊÖÚÇÐÑ ÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËÇ ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÑÄ
175a,b Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ µ¶-ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË, Â ÕÂÍÉÇ ÔÒÇÍÕ-
ÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H Ë 13C. µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËÇ
ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÒÑ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÍÂÕËÑÐ-
ÐÞØ ×ÑÓÏ A, ÒÓËÚÇÏ ÍÑÐÔÕÂÐÕÞ ËÑÐËÊÂÙËË ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÑÄ
175a,b Ä 70%-ÐÑÏ ¥®¶¡ ÊÂÄËÔâÕ ÑÕ ÓÂÊÏÇÓÑÄ ÐÂÔÞÜÇÐÐÞØ
ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ ÏÑÎÇÍÖÎ. ¿ÕÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ ÔÕÇÓË-
ÚÇÔÍËÏË ×ÂÍÕÑÓÂÏË: ËÊÏÇÐÇÐËÇÏ ÒÓÑÔÕÓÂÐÔÕÄÇÐÐÑÌ ÆÑÔÕÖÒ-
ÐÑÔÕË ÆÎâ ÔÑÎßÄÂÕÂÙËË ÒÑÎâÓÐÞØ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÑÍ ÍÂÕËÑÐÐÞØ (A)
Ë ÂÐËÑÐÐÞØ (B) ×ÑÓÏ.404

°ÒËÔÂÐÑ 405 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä ÔËÐÕÇÊÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐÑÄ
6-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐ-2-ÑÐÂ (176). ´ÂÍ, ÇÅÑ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ Ô ÇÐÑÐÂÏË
177 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 2,3-ÆËØÎÑÓ-5,6-ÆËÙËÂÐÑ-1,4-ÃÇÐÊÑØËÐÑÐÂ
(DDQ) Ä ¥®¶¡ ÒÓËÄÑÆËÕ Í àÕËÎÑÄÑÏÖ à×ËÓÖ 2-ÑÍÔÑ-1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-6-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (178). ¿ÕÑÕ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ
ÒâÕËÔÕÂÆËÌÐÞÏ ÔËÐÕÇÊÑÏ ÃÞÎ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 179,
ÍÑÕÑÓÑÇ ÃÞÎÑ ÊÂâÄÎÇÐÑ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ
ÅËÒÇÓÎËÒÑÒÓÑÕÇËÐàÏËË, ÂÕÇÓÑÔÍÎÇÓÑÊÂ Ë ÆÎâ ÒÑÐËÉÇÐËâ
ÔÑÆÇÓÉÂÐËâ ØÑÎÇÔÕÇÓËÐÂ Ä ÍÓÑÄË.405

£ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ 2-ÂÓËÎÂÏËÐÑ-3-(1-
ÅËÆÓÑÍÔË-1-ÏÇÕËÎàÕËÎ)ÒËÓËÆËÐÑÄ 180 Ä ÒÑÎË×ÑÔ×ÑÓÐÑÌ

ÍËÔÎÑÕÇ ÒÑÎÖÚÇÐÞ 5,5-ÆËÏÇÕËÎ-5,10-ÆËÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐÞ 181 Ô ÄÞØÑÆÂÏË ÆÑ 87%. ¡ÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÃÇÐÊÑÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐÑÄ 181 ÆËÂÎÍËÎÂÏËÐÑÂÎÍËÎÅÂÎÑÅÇÐËÆÂÏË Ä ÒÓË-
ÔÖÕÔÕÄËË KOH Ä ÕÑÎÖÑÎÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 10-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ÃÇÐÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 182 (ÄÞØÑÆÞ ÆÑ 88%) ì ÂÐÂÎÑÅÂÏ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËØ ÂÍÓËÆËÐÑÄ, ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÛËÓÑÍËÏ ÔÒÇÍÕÓÑÏ
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.406

2-(3-¿ÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-4-ÑÍÔÑ-4,5-ÆËÅËÆÓÑ×ÖÓ-2-ËÎ)ÂÏËÐÑ-
ÒËÓËÆËÐÞ 183 ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÆË×ÇÐËÎÑÄÑÏ à×ËÓÇ ÙËÍÎË-
ÊÖáÕÔâ Ä ×ÖÓÑ[2,3-b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3,4(2H,9H)-ÆËÑÐÞ 184,
ÒÓÑâÄÎâáÜËÇ ÂÐÕËÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.407

¸ËÍÎËÊÂÙËâ ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÌ ÕËÑÏÑÚÇÄËÐÞ 185 ÒÓÑËÔØÑÆËÕ
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÍÔËÆÂ ÓÕÖÕË Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ, ÐÂÔÞÜÇÐÐÑÏ ÂÏÏËÂ-
ÍÑÏ, Ë ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÏÖ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 186.408

ªÊÖÚÇÐÂ ×ÑÕÑØËÏËÚÇÔÍÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ (ÓÕÖÕÐÂâ ÎÂÏÒÂ
¥²­-400, 60%-ÐÞÌ ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÄÞÌ ÔÒËÓÕ, 208C, 10 Ú) 1-(2-
ÒËÓËÆËÎÂÏËÐÑ)-8-ØÎÑÓÐÂ×ÕÂÎËÐÂ (187). ²ÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ
ÐÇÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÄâÊÇÌC7CËC7NËÒÓËÄÑÆËÕ
Í ÐÑÄÞÏ ÒÑÎËÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞÏ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÏ ÔËÔÕÇ-
ÏÂÏ: 7¯-7,8-ÆËÂÊÂÃÇÐÊ[de]ÂÐÕÓÂÙÇÐÖ (188), ÄÍÎáÚÂáÜÇÏÖ
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ, ÆËÏÇÓÖ 189 Ë ÒËÓËÆÑ[1,2-a]-
ÒÇÓËÏËÆËÐÖ (190). ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 188 ë 190 ÓÂÊÆÇÎÇÐÞ ØÓÑÏÂÕÑ-
ÅÓÂ×ËÇÌ ÐÂ ÔËÎËÍÂÅÇÎÇ (ÔØÇÏÂ 4).409, 410

n= 1 (a), 2 (b); m=1± 3.
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Pri, Bun, Bn; R5 ±R6 = (CH2)5, (CH2)2O(CH2)2, (CH2)2NMe(CH2)2,

(CH2)2N(CH2CH2OH)(CH2)2, (CH2)3CO(CH2)2; Hal = Cl, Br.

N

OH

MeMe

N
H

R1

R2

180

PPA

7H2O
N

MeMe

N
H R2

R1

181

R3Hal

KOH

182

N

MeMe

N

R3

R1, R2 = H, Me.

N

R1

R2 N

EtO2C O

O
H

183

Ph2O

D

184 (78 ± 85%)

H
N

R1

R2 N

O

O

O

N

CH2

C6H4OH-4

NHC(S)NHPh

185

HgO, MeOH, NH3

N

C6H4OH-4

N NHPh

186

Cl

N N
H

187

hn

NN N
H

188 (35%)

+

H
N 2

189 (14%)

+

190 (28%)

N

N
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£ ÔËÐÕÇÊÇ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ËÔØÑÆÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ ÃÞÎË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÓâÆÂ. ´ÂÍ, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÒÑ ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÖ
ÅËÆÓÑÍÔËÒËÓËÆËÐÑÄ 191, 192 Ô 2-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 193, 194.411

ªÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 195 ë 197 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËÌ 5-ÂÏËÐÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÆËÐÂ (198) Ô
1,1,3,3-ÕÇÕÓÂÏÇÕÑÍÔËÒÓÑÒÂÐÑÏ, ÆËÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÎÇÏ ÂÙÇÕÑ-
ÖÍÔÖÔÐÑÅÑ ÂÎßÆÇÅËÆÂ ËÎË ÂÙÇÕËÎÂÙÇÕÑÐÑÏ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË
¬ÑÏÃÂ (ÍËÒâÚÇÐËÇ Ô H3PO4, 2 Ú).412

²ÇÂÅÇÐÕ ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ R1 R2

(MeO)2CHCH2CH(OMe)2 195 H H
MeCOCH2CH(OMe)2 196 Me H
MeCOCH2COMe 197 Me Me

³ËÐÕÇÊ ÕÓËÂÊÑÎÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 199, 200 ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐ
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÑÔÐÑÄÂÐËâ ºË××Â 1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑ[4,3-a]ÒËÓË-
ÆËÐÑÄÑÅÑ ÓâÆÂ 201 Ô ÏÂÎÑÐÑÐËÕÓËÎÑÏ ËÎË ÇÅÑ ÃÇÐÊËÎËÆÇÐÑ-
ÄÞÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ
(ÔØÇÏÂ 5).413

¦ÐÂÏËÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓË-
ÆËÐ-8-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 202 ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÕÓÑÌÐÑÌ ÔÄâÊßá
ÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÑÄ, ÒÓË àÕÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
203 Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË. ªØ ÙËÍÎËÊÂÙËâ (208C,

2 ÔÖÕ, ÊÂÕÇÏ ÍËÒâÚÇÐËÇ Ä MeOH ËÎË EtOH, 3 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÚÂÔÕËÚÐÑ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞÏ ËÏËÆÂÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 204,
ÍÑÕÑÓÞÇ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÆËÑÐÑÏ (205) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 6-(1,2,4-
ÕÓËÂÊÑÎËÆËÐ-1-ËÎ)ËÏËÆÂÊÑ[1,2,3-ij] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ (206)
(ÔÏ.414).

¤ÇÍÔÂÅËÆÓÑËÐÆÑÎÑ[1,2-a]-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 207 Ô ÙËÔ-ÍÑÐ-
ÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÏË ÍÑÎßÙÂÏË ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ
ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá àÎÇÍÕÓÑØËÏËÚÇÔÍÑÌ ÓÇÂÍÙËÇÌ [4+2]-
ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ 2-ÄËÐËÎËÐÆÑÎÑÄ 208 Ë b-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÇÐÂÏËÐÑÄ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÓâÆÂ 209 Ä ÂÙÇÕÑÐËÕ-
ÓËÎÇ.415

R=H, Me.

K2CO3
CHO

NH2

+

N OH

OH

HO

CN

192 194
H

N N O

OH

CN

N OH

R

HO
.

HCl 191

+

CHO

NH2

K2CO3, H2O

908C
N N O

R

H
193

N NH2N

198

H3PO4, D, 2 Ú

N N NR1

R2

195 ± 197

R1, R2 =Me, Et.

N N

CO2R1

O

204 (64 ± 85%)

N NH

CO2Et

202

R1O2CC CCO2R2

203

N N

EtO2C
CO2R1

CO2R2

EtOH, D, 3 Ú
MeOH ËÎË

N

N
NC6H4Cl-4

O

O 205

CH2Cl2, 208C, 1 Ú

N N

CO2R1

O

206 (54 ± 59%)

N

N N

O

O
Cl

H

R1 =Me, (CH2)2OEt; R2 = CN, CO2Me; R3 = H, Me.

N

R1

CN

Me
H

208

+
N

R2

R3

209

72H+,

MeCN
N

R1

CN

Me

NR3

R2H

207 (53 ± 90%)

72e7

N
N

N

N

Me

PhHC Ph

CN

201 CH2(CN)2, B

N
N

N

N

Me

Ph

CN

Ph

NC

H2N

199

N
N

N

NPhHC Ph

NC

NH2Ph

CN

N
N

N

N Ph

NH2Ph

CN

H2N

NC

Ph

200

CH2(CN)2, BPhCH C(CN)2, B

PhCH C(CN)2, B

B Ð ÑÔÐÑÄÂÐËÇ.
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£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÕÓËÒÕÂÏËÐÂ Ô ÂÎßÆÇÅËÆÑÏ 210 Ä ÖÔÎÑ-
ÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ±ËÍÕÇ ëºÒÇÐÅÎÇÓÂ ÒÑÎÖÚÇÐÑ ÃËÔËÐÆÑÎßÐÑÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÆÇÍÂÅËÆÓÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2,7-ÆËÑÐÂ 211, ÐÂÓâÆÖ Ô
ÆÄÖÏâ ËÊÑÏÇÓÐÞÏË ÕÓËÒÕÂÏËÆÂÏË: 212a (cis-1-Et) Ë 212b
(trans-1-Et).416

²ÇÂÍÙËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÆËÐÂ 213 Ô ÆÄÖ-
ÍÓÂÕÐÞÏ ËÊÃÞÕÍÑÏ ÄËÐËÎÏÇÕËÎÍÇÕÑÐÂ Ä ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ ÒÓÑ-
ÕÇÍÂÇÕ ÄÞÔÑÍÑÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ËÔÍÎá-
ÚËÕÇÎßÐÑ ÙËÔ-ÆËÅËÆÓÑÍÔËËÏËÆÂÊÑ[1,2,3-ij] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
214.417

²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐ ÑÆÐÑÔÕÂÆËÌÐÞÌ ÔÒÑÔÑÃ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÓÂÐÇÇ
ÐÇËÊÄÇÔÕÐÑÅÑ ÆËÅËÆÓÑ-1H-1,9-ÆËÂÊÂ×ÇÐÂÎÇÐÂ 215, ÕÂÍÉÇ
ÔÑÆÇÓÉÂÜÇÅÑ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ.418 ³ØÇÏÂ ÔËÐ-
ÕÇÊÂ ÄÍÎáÚÂÇÕ O-ÂÎÎËÎËÓÑÄÂÐËÇ, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá ÒÓÑÆÖÍÕÂ
ÓÇÂÍÙËË Ô àÕËÎÂÊËÆÑÂÙÇÕÂÕÑÏ Ë ÓÇÂÍÙËá ºÕÂÖÆËÐÅÇÓÂ Ô
ÕÓË×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐÑÏ. ´ÂÍËÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ËÊ ÍÑÏÏÇÓÚÇÔÍË
ÆÑÔÕÖÒÐÑÅÑ 2-ÅËÆÓÑÍÔË-3-ÏÇÕÑÍÔËÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÂ (216) ÒÑÎÖ-
ÚÇÐ ËÏËÐÑ×ÑÔ×ÑÓÂÐ 217, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô
ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ËÊÑÙËÂÐÂÕÂÏË ÆÂÇÕ ÍÂÓÃÑÆËËÏËÆÞ 218,
ÕÓÂÐÔ×ÑÓÏËÓÖáÜËÇÔâ ÒÓË ÕÇÓÏÑÎËÊÇ Ä ÆËÂÊÂ×ÇÐÂÎÇÐÞ 215.

°ÆÐËÏ ËÊ ÒÓËÏÇÓÑÄ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ 1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÏÑÉÇÕ ÔÎÖÉËÕß ÙËÍÎËÊÂÙËâ 1,1-ÃËÔÂÐËÎËÐÑ-
2,2-ÆËÙËÂÐÑàÕËÎÇÐÂ (219) ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÕÓË×ÕÑÓÏÇÕÂÐÔÖÎß-
×ÑÍËÔÎÑÕÞ Ä ØÎÑÓËÔÕÑÏ ÏÇÕËÎÇÐÇ, ÍÑÕÑÓÂâ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 11,12-
ÆËÂÏËÐÑÆËÃÇÐÊÑ[b,g] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÖ (220).419

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ËÏËÐËÇÄÑÌ ÔÑÎË 221 Ô ÂÐËÎËÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ. ±ÑÔÎÇ-
ÆÖáÜÂâ ÊÂÏÇÐÂ ÂÐËÑÐÂ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ 70%-ÐÑÌ HClO4 ÒÓËÄÑÆËÕ
Í ÎËÐÇÌÐÑ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÑÏÖ ÙËÍÎÑÂÆÆÖÍÕÖ 222.420

£ ÓÂÃÑÕÇ 421 ÒÓËÄÇÆÇÐ ÔËÐÕÇÊ ÆËàÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 2,6-ÆËÏÇ-
ÕËÎÒËÓËÆËÐ-3,5-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (223) ÒÑ ÏÇÕÑÆÖ
¤ÂÐÚÂ ËÊ ÂÙÇÕÑÖÍÔÖÔÐÑÅÑ à×ËÓÂ Ë ÅÇÍÔÂÏÇÕËÎÇÐÕÇÕÓÂÏËÐÂ
(AcOH, 1008C). £ ØÑÆÇ ÓÇÂÍÙËË ÖÆÂÎÑÔß ÊÂ×ËÍÔËÓÑÄÂÕß ÔËÏ-
ÏÇÕÓËÚÐÑÇ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 224,
ËÏÇáÜÇÇ (ÒÑ ÆÂÐÐÞÏ ²³¡) ÙËÔ-ÔÑÚÎÇÐÇÐËÇ ÙËÍÎÑÄ Ä ÍÑÐ×ÑÓ-
ÏÂÙËË ÍÑÐÄÇÓÕÂ. ¡ÄÕÑÓÂÏË ÄÞÔÍÂÊÂÐÑ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉÇÐËÇ, ÚÕÑ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 224 ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÆËÇÐÑÄÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂ-
ÙËË ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ ì 1,4-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ A Ë ÅÇÕÇÓÑÆËÇÐÂ
B, ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇÅÑÔâ in situ ËÊ àÕËÎ-2-ÏÇÕËÎÇÐÂÙÇÕÑÂÙÇÕÂÕÂ Ë
ÂÏÏËÂÍÂ. ¯ËÊÍËÌ ÄÞØÑÆ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 224
(2.3%) ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ ÇÅÑ ÐÇÔÕÂÃËÎßÐÑÔÕßá Ä AcOH: ÒÓË 1008C
ÊÂ 0.5 Ú ÑÐÑ ÒÑÎÐÑÔÕßá ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÒËÓËÆËÐ 223, ØÑÕâ Ä
EtOH, PriOH Ë ¥®¶¡ ÆÑÄÑÎßÐÑ ÖÔÕÑÌÚËÄÑ.
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H Et +
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N

(CH2)2

NH

O Et

OH N

N
H

211 (24%) 212a (cis) (20.2%)

212b (trans) (6.7%)

Ar=Ph, 2-×ÖÓËÎ, 2-ÕËÇÐËÎ.
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N

COArH

HO Me
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MeCOCH CH2

MeCN, H2O N N
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OHHO
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ArCOÿ2
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OCH2CH

OMe

CHO

CH2 b

O

OMe

N3 CO2Et

c d
O

OMe

N CO2Et

217 (50%)

Ph3P

Ar = Ph, 4-MeC6H4, 4-MeOC6H4, 4-ClC6H4, 4-FC6H4;

a) BrCH2CH=CH2, K2CO3, Me2CO, D; b) N3CH2CO2Et, NaOEt,

e) ÊÂÒÂâÐÐÂâ ÕÓÖÃÍÂ, PhMe, 150 ë 1608C, 12 Ú.

EtOH, 7158C; c) PPh3, Et2O, 208C; d ) ArNCO, PhMe, 208C, 1 Ú;

e
O

OMe

N CO2Et

218

O

OMe

N CO2EtHN

Ar

OH

OMe

N CO2EtHN

Ar

OH
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N CO2EtN
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215 (50 ± 55%)

CNAr

N N

CNNC

H H
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CF3SO3H

CH2Cl2
N N

NH2 NH2

220 (*32%)

Me Cl7
Cl

NMe2

+ +

NN N
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Me
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+

ClOÿ4

221 222

1) Et3N
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°ÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐ ÔËÐÕÇÊ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ K2CO3 Ä ÄÑÆÐÑÏ ÔÒËÓÕÇ ÐÂ ÆËÐËÕÓËÎÞ 225. £ÐÖÕ-
ÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 4a-ÂÓËÎ-2,7-ÆËÑÍÔÑ-
8Â-ÏÇÕËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 226.422

III. ¶ËÊËÍÑ-ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ
Ë ÓÇÂÍÙËÑÐÐÂâ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
¥ÂÐÐÞÇ Ñ ÔÕÓÑÇÐËË, ×ËÊËÍÑ-ØËÏËÚÇÔÍËØ ÔÄÑÌÔÕÄÂØ Ë ÓÇÂÍ-
ÙËÑÐÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕË ÒËÓËÆÑÒËÓËÆËÐÑÄ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ Ë 1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ, ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÐÞÇ ÆÑ 1984 Å., ÆÑÄÑÎßÐÑ ÒÑÆ-
ÓÑÃÐÑ ÒÓÑÂÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÞ Ä ÑÃÊÑÓÂØ 1, 423 ë 425.

1. ¶ËÊËÍÑ-ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ

£ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÒÑâÄËÎËÔß ÓÂÃÑÕÞ, ÒÓÑÆÑÎÉÂáÜËÇ ËÊÖÚÇ-
ÐËÇ ×ËÊËÍÑ-ØËÏËÚÇÔÍËØ ÔÄÑÌÔÕÄ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ. ´ÂÍ, ÑÔÖ-
ÜÇÔÕÄÎÇÐ ÓÇÐÕÅÇÐÑÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÌ ÂÐÂÎËÊ 1-ÕÇÕÓÂ×ÇÐËÎÃÑÓÂÕÂ
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐËâ,426 ÏÇÕÂÐÔÖÎß×ÑÐÂÕÂ 4-ÑÍÔÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐËâ 427 Ë ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÆÓÖÅËØ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ.428 ë 433

®ÇÕÑÆÑÏ ÏÂÔÔ-ÔÒÇÍÕÓÑÏÇÕÓËË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÑ ÒÑÄÇÆÇÐËÇ
ÃÓÑÏÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ
2-ÂÏËÐÑ-6-ÃÓÑÏ-, 2-ÂÏËÐÑ-3,6-ÆËÃÓÑÏ- Ë 4-ÃÓÑÏ-2-ÅËÆÓÑÍÔË-
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ.434 ±ÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÒÑÆ àÎÇÍÕÓÑÐÐÞÏ ÖÆÂ-
ÓÑÏ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂÙËâ ÂÏËÐÑÃÓÑÏÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâ-
ÇÕÔâ ÒÑ ÕÓÇÏ ÑÔÐÑÄÐÞÏ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËâÏ.

1. °Õ ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ËÑÐÑÄ ÑÕÜÇÒÎâáÕÔâ ÓÂÆËÍÂÎÞ Br
.
Ë

ÊÂÕÇÏ, ÒÑÑÚÇÓÇÆÐÑ, ÆÄÇ ÏÑÎÇÍÖÎÞ HCN (ÔÑ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÌ
ËÐÕÇÐÔËÄÐÑÔÕßá).

2. ±ÓÑËÔØÑÆËÕ ÑÕÓÞÄ ÏÑÎÇÍÖÎÞ HCN Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ
ÄÞÆÇÎÇÐËÇÏ Br

.
Ë HCN (Ô ÏÇÐßÛÇÌ ËÐÕÇÐÔËÄÐÑÔÕßá).

3. ´ÂÍÉÇ, ÒÑÔÎÇ àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËâ ÏÑÎÇÍÖÎÞ HCN, ÄÑÊ-
ÏÑÉÐÂ ÆÂÎßÐÇÌÛÂâ ÍÑÐÍÖÓÇÐÙËâ ÑÕÜÇÒÎÇÐËâ Br

.
Ë HCN.

£ ÔÎÖÚÂÇ ÃÓÑÏÅËÆÓÑÍÔËÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâáÕÔâ
ÆÄÂ ÑÔÐÑÄÐÞØ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËâ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂÙËË: ÑÕÓÞÄ Br

.
Ë ÒÑÔÎÇ-

ÆÖáÜÇÇ ÄÞÆÇÎÇÐËÇ CO Ë ÆÄÖØ ÏÑÎÇÍÖÎ HCN ËÎË ÑÕÓÞÄ CO Ô
ÆÂÎßÐÇÌÛËÏ ÍÑÐÍÖÓËÓÖáÜËÏ ÄÞÆÇÎÇÐËÇÏ Br

.
, HCN Ë C2H2.

ªÊÖÚÇÐÞ ÕÂÍÉÇ ÏÂÔÔ-ÔÒÇÍÕÓÞ ÂÏËÐÑÐËÕÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ.435 ®ÇÕÑÆ ÏÂÔÔ-ÔÒÇÍÕÓÑÏÇÕÓËË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ

ÆÎâ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÔÕÓÑÇÐËâ Ë ÓÂÔÒÂÆÂ ËÊÑÏÇÓÐÞØ ËÑÐÑÄ
[M7HCN]7. Ë [M72HCN]7., ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÒÓË ×ÓÂÅÏÇÐ-
ÕÂÙËË ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ Ë ÃÇÐÊÑÂÊËÐÑÄ.436 µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ
ËÑÐÞ [M72HCN]7. ÏÑÅÖÕ ÔÖÜÇÔÕÄÑÄÂÕß Ä ÄËÆÇ ÆÄÖØ ËÊÑÏÇÓ-
ÐÞØ ×ÑÓÏ, ÑÆÐÂ ËÊ ÍÑÕÑÓÞØ ØÂÓÂÍÕÇÓÐÂ ÆÎâ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ, Â
ÆÓÖÅÂâ ì ÆÎâ ÃÇÐÊÑÂÊËÐÑÄ.

ªÊÖÚÇÐÞ ÔÒÇÍÕÓÞ ÒÑÅÎÑÜÇÐËâ Ë ËÔÒÖÔÍÂÐËâ Ä ÑÃÎÂÔÕË
50 000 ë 20 000 ÔÏ71 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ä ÓÂÔÕÄÑÓÂØ Ë Ä ÓÂÊÎËÚ-
ÐÞØ ÔÏÇÛÂÐÐÞØ ÍÓËÔÕÂÎÎÂØ ÒÓË 4.2 Ë 300K.437 ±ÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ
ÔËÔÕÇÏÂ p* ë p-ÒÑÎÑÔÞ Ä 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂØ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÂ ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ ÒÑÎÑÔÂÏ Ä ÓÑÆÔÕÄÇÐÐÑÌ ÏÑÎÇÍÖÎÇ ÐÂ×ÕÂÎËÐÂ Ô
ÖÚÇÕÑÏ ÄÑÊÏÖÜÇÐËÌ, ÄÞÊÄÂÐÐÞØ ÊÂÏÇÐÑÌ ÂÕÑÏÑÄ C ÐÂ N.
±ÑÎÑÉÇÐËÇ ÆÎËÐÐÑÄÑÎÐÑÄÑÌ p* ë p-ÒÑÎÑÔÞ Ä ÑÃÎÂÔÕË
27 000 ÔÏ71 ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖÇÕ ÒÓÇÆÔÍÂÊÂÐÐÑÏÖ ÕÇÑÓÇÕËÚÇÔÍË ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ ÓÂÔÚÇÕÑÄ ÒÑ ÓÂÔÛËÓÇÐÐÑÏÖ ÏÇÕÑÆÖ ·áÍÍÇÎâ. ±ÑÎÑÔÞ
Ä ÑÃÎÂÔÕË 31 600 ë 31 900 ÔÏ71 ÑÕÐÇÔÇÐÞ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉËÕÇÎßÐÑ
ÍÑ ÄÕÑÓÑÏÖ p* ë p-ÒÇÓÇØÑÆÖ.

¥Îâ ÄÞâÔÐÇÐËâ ÄÎËâÐËâ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ ÐÂ ÔÒÇÍÕÓÞ ÒÑÅÎÑ-
ÜÇÐËâ ËÊÖÚÇÐÞ µ¶-ÔÒÇÍÕÓÞ (Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ) 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ,
ÏÑÐÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâØ 2 (ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß ìMe, Cl, Br,
OMe, OEt, SMe, NH2, OH, SH), 3 (ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß ì Me, Cl, Br,
NO2, NH2) ËÎË 4 (ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß ì Me, Cl, Br, OMe, OEt, OH,
SH).438

£ ÓÂÃÑÕÇ 439 ÑÒÓÇÆÇÎÇÐ àÎÇÍÕÓÑÐÐÞÌ ÆËÒÑÎßÐÞÌ ÏÑÏÇÐÕ
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ä ÃÇÐÊÑÎÇ (4.10 ¥Ã), Â ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 440

ÒÓÑÂÐÂÎËÊËÓÑÄÂÎË ÔÒÇÍÕÓ ¿±² ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-
ÕÇÕÓÂÊÑÎÂ.

±ÑÎÖÚÇÐÞ ÅÑÏÑâÆÇÓÐÞÇ ÆÄÖÏÇÓÐÞÇ J-ÓÂÊÓÇÛÇÐÐÞÇ
ÔÒÇÍÕÓÞ Á®² 1H 2-(2-ÒËÓËÆËÎ)-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ë ÒÓÑÄÇ-
ÆÇÐÑ ÒÑÎÐÑÇ ÑÕÐÇÔÇÐËÇ ÓÇÊÑÐÂÐÔÐÞØ ÔËÅÐÂÎÑÄ Ä ÐËØ.441

³ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÍÄÂÐÕÑÄÑ-ØËÏËÚÇÔÍËØ ÓÂÔÚÇÕÑÄ ÏÇÕÑ-
ÆÑÏ CNDO/2 ÒÓÑÂÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÒÇÍÕÓÞ Á®² 1H Ë 13C
ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ.442

®ÇÕÑÆÂÏË ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÏÇØÂÐËÍË (ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ
ÏÑÆÇÎËÓÑÄÂÐËâ) ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÞ ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇ-
ÄÞØ ÂÐÕËÃËÑÕËÍÑÄ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÏËÙËÐÑÄ Ô ¥¯¬.443 °ÃÐÂÓÖ-
ÉÇÐÑ, ÚÕÑ ÄÂÉÐÖá ÓÑÎß Ä ÒÓÑâÄÎÇÐËË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÏËÙËÐÑÄ ËÅÓÂÇÕ ÒÓËÓÑÆÂ ÊÂÏÇÔÕË-
ÕÇÎâ ÒÓË ÂÕÑÏÇ C(11), Â ÕÂÍÉÇ ÔÕÇÓÇÑÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËâ ÙÇÐÕÓÂ
C(7). °ÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÞ ÕÂÍÉÇ ÓÂÔÚÇÕÞ ÏÇÕÑÆÑÏ QSAR ÂÐÕË-
ÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ,444 Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 2-×ÇÐËÎ-1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ.445

·ÂÓÂÍÕÇÓ ÓÂÔÒÓÇÆÇÎÇÐËâ ÆÇÌÕÇÓËâ Ä ÒÓÑÆÖÍÕÂØ ËÊÑÕÑÒ-
ÐÑÅÑ ÑÃÏÇÐÂ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ë ÇÅÑÏÇÕËÎ-, ÅËÆÓÑÍÔË-, ÂÏËÐÑ-
Ë ÐËÕÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖÇÕ Ñ ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÔÍÑ-
ÓÑÔÕË Ë ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËâ àÕÑÅÑ ÒÓÑÙÇÔÔÂ ÑÕ pH ÔÓÇÆÞ, ÒÓËÓÑÆÞ
Ë ÒÑÎÑÉÇÐËâ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ.446 ´ÂÍ, Ä ÐÇÌÕÓÂÎßÐÑÏ D2O Ë Ä
ÔÏÇÔË D2OëDCl ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÑÃÏÇÐ ÐÂ ÆÇÌÕÇÓËÌ ÒÓÑÕÑÐÑÄ
ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâØ 2 Ë 7, Â Ä ÓÂÔÕÄÑÓÂØ D2O,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ NaOD, ì ÄÑ ÄÔÇØ ÒÑÎÑÉÇÐËâØ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÑÌ
ÔËÔÕÇÏÞ. ®ÑÐÑÏÇÕËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ Ä ÐÇÌÕ-
ÓÂÎßÐÑÏ D2O ÑÃÏÇÐËÄÂáÕ ÒÓÑÕÑÐÞ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ Ä
ÑÓÕÑ-ÒÑÎÑÉÇÐËâØ ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÂÕÑÏÂÏ ÂÊÑÕÂ (ÒÑÎÑÉÇÐËâ
7 Ë 2, 7). ±ÑÄÞÛÇÐÐÂâ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÂâ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß àÕËØ ÒÑÎÑ-
ÉÇÐËÌ ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕÔâ ËÐÆÖÍÙËÑÐÐÞÏ à××ÇÍÕÑÏ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ.

²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÔÒÇÍÕÓÑ×ÑÕÑÏÇÕÓËÚÇÔÍÂâ ÏÇÕÑÆËÍÂ 447 Ë
ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÅÂÊÑÄÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË 448 ÆÎâ
ÂÐÂÎËÊÂ ÐÂÎËÆËÍÔÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 36. ±ÓÇÆÎÑÉÇÐÞ ÄÐÖÕÓËÏÞ-
ÛÇÚÐÞÇ ËÐÝÇÍÙËÑÐÐÞÇ ×ÑÓÏÞ 449 Ë ÔÖÃÎËÏËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÒÓÇÒÂ-
ÓÂÕÞ ÆÎâ ÒÂÓÇÐÕÇÓÂÎßÐÑÅÑ ÒÓËÏÇÐÇÐËâ,450 ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÍÕËÄÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ ËÐÅËÃËÕÑÓ ÅËÓÂÊÞ ËÊ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ 1,4-ÆËÅËÆÓÑ-4-ÑÍÔÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ.

¬ÑÏÒÎÇÍÔÑÑÃÓÂÊÖáÜËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ Ä ÐÂÔÕÑâ-
ÜÇÇ ÄÓÇÏâ ÛËÓÑÍÑ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÆÎâ ÂÐÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÙÇÎÇÌ,
ÒÓÇÉÆÇ ÄÔÇÅÑ Ä ÏÇÆËÙËÐÇ. ¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 431 ÒÓÇÆÎÑÉËÎË
ÄÞÔÑÍÑÚÖÄÔÕÄËÕÇÎßÐÞÌ ÔÒÑÔÑÃ ÆËÂÅÐÑÔÕËÍË ÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞØ
ËÐ×ÇÍÙËÑÐÐÞØ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ, ÑÔÐÑÄÂÐÐÞÌ ÐÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË
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ÏÇÕÑÆÂ ÔÍÂÐËÓÖáÜÇÌ àÎÇÍÕÓÑÐÐÑÌ ÏËÍÓÑÔÍÑÒËË. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÔÓÇÆÔÕÄ ÆÎâ ÄÞâÄÎÇÐËâ ÑÚÂÅÑÄ ÄÑÔÒÂÎÇÐËâ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÍÑÏ-
ÒÎÇÍÔÞ ÂÐÕËÃËÑÕËÍÑÄ ÓâÆÂ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ ËÎË ËØ
ÔÑÎÇÌ Ô 99mTc, 67Ga, 111In, 113mIn Ë ÆÓÖÅËÏË ÓÂÆËÑÐÖÍÎËÆÂÏË,
ÍÑÕÑÓÞÇ ÄÄÑÆâÕ Ä ÔÑÔÕÂÄ ÒÂÓÇÐÕÇÓÂÎßÐÞØ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ
×ÑÓÏ.451

©ÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐÑ ÒÑÎËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 227, ÑÃÓÂ-
ÊÖáÜÇÇ ÔÕÂÃËÎßÐÞÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ Ô ÏÑÚÇÄËÐÑÌ, ÅÖÂÐËÆËÐÑÏ,
ÂÏËÆËÐÂÏË Ë ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË, ÚÕÑ ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß
àÕË ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ ÒÓË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâØ;452, 453 ÔÑÊ-
ÆÂÐÂ ÓÇÙÇÒÕÑÓÐÂâ ÏÑÎÇÍÖÎÂ ÃÇÕÂËÐÂ 228 ÆÎâ ÆËÂÅÐÑÔÕËÚÇÔÍËØ
ÕÇÔÕÑÄ ÐÂ ÍÓÇÂÕËÐËÐ (Ä ÔÞÄÑÓÑÕÍÇ ÍÓÑÄË) Ë ÒÑÚÇÚÐÖá
ÐÇÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑÔÕß.

¯Â ÑÔÐÑÄÇ 7-ÂÙÇÕËÎÂÏËÐÑ-4-ÏÇÕËÎ-2-ØÎÑÓ-1,8-ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÂ (229) ÒÓËÅÑÕÑÄÎÇÐÞ ÐÑÄÞÇ ÓÇÙÇÒÕÑÓÞ ÆÎâ ÅÖÂÐËÐÂ.454

´ÂÍ, ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 229 ËÊÃÞÕÍÑÏ 2-ÅËÆÓÑÍÔËàÕÑÍ-
ÔËÆÂ ÐÂÕÓËâ ÒÑÎÖÚÇÐ ÂÏËÐÑÔÒËÓÕ 230, ÍÑÕÑÓÞÌ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ Ô ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÂÏË ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ
231 Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÄÞÔÑÍÑÅÑ ÓÂÊÃÂÄÎÇÐËâ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÑÄÞÇ ÏÂÍÓÑÙËÍÎÞ 232.

±ÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÆÑÃÂÄÎÇÐËÇ 20,30,50-ÕÓË-O-ÒÇÐÕÂÐÑËÎÅÖÂÐÑ-
ÊËÐÂ (233) Í ÓÂÔÕÄÑÓÖ ÏÂÍÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 232 Ä
CDCl3 ÄÞÊÞÄÂÇÕ ÚÇÕÍËÇ ËÊÏÇÐÇÐËâ Ä ÔÒÇÍÕÓÂØ Á®² 1H ÑÃÑËØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ: ÓÇÊÑÐÂÐÔÐÞÇ ÔËÅÐÂÎÞ ÅÓÖÒÒ NH Ë NH2 ÔÏÇ-
ÜÂáÕÔâ Ä ÔÎÂÃÑÇ ÒÑÎÇ, Â ÄÔÇ ÛÇÔÕß ÓÇÊÑÐÂÐÔÐÞØ ÔËÅÐÂÎÑÄ
ÐÂ×ÕÂÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÔÏÇÜÂáÕÔâ Ä ÔËÎßÐÑÇ ÒÑÎÇ. ¡ÄÕÑ-
ÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 454 ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÂ ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ÑÃÓÂÊÖáÜÇÅÑÔâ ÍÑÏ-
ÒÎÇÍÔÂ, Ä ÍÑÕÑÓÑÌ àÕË ÆÄÇ ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÔÄâÊÂÐÞ ÕÓÇÏâ
ÄÑÆÑÓÑÆÐÞÏË ÔÄâÊâÏË (ÂÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ
234), Â ÐÂ×ÕÂÎËÐÑÄÂâ ÔËÔÕÇÏÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕ ÍÑÏÒÎÇÍÔ Ô ÅÖÂÐËÐÑÏ;
ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÂ ÍÑÐÔÕÂÐÕÂ ÂÔÔÑÙËÂÙËË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 232 Ë 233,
ÍÑÕÑÓÂâ Ä ÚÇÕÞÓÇ ÓÂÊÂ ÒÓÇÄÞÛÂÇÕ ÍÑÐÔÕÂÐÕÖ ÂÔÔÑÙËÂÙËË
ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ ÅÖÂÐËÐÂ Ô ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÏ.

°ÒËÔÂÐÑ ÔÕÓÑÇÐËÇ ÆÓÖÅËØ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ë ÒËÓËÆÑ[2,3-b] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
(1,9,10-ÂÐÕËÓËÆËÐÂ), ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÒÑ ÕÓË ÄÑÆÑÓÑÆÐÞØ ÔÄâ-
ÊË.331, 359, 362, 454 ë 459

¯Â ÑÔÐÑÄÇ 1,9,10-ÂÐÕËÓËÆËÐÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÂÐÂÎÑÅËÚ-
ÐÞÇ ÔÕÂÃËÎßÐÞÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ 235 ë 237.456

£ ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÄÓÇÏâ ÄÑÊÓÑÔ ËÐÕÇÓÇÔ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ Í ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÏ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÍÂÍ Í ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏ ÎËÅÂÐÆÐÞÏ
ÔËÔÕÇÏÂÏ, ÍÑÑÓÆËÐËÓÖáÜËÏ ËÑÐÞ ÏÇÕÂÎÎÑÄ ÓÂÊÎËÚÐÞØ
ÅÓÖÒÒ ±ÇÓËÑÆËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ: Cu,460 ë 462 Au,463, 464

Zn,465 ë 467 Hg,468 Mo,469, 470 Fe,471 Co,472 Ni,473 Ru,474 ë 477

Rh,478, 479 Pd,480 Pt,480, 481 Eu, Tr;482 ÍÓËÔÕÂÎÎËÚÇÔÍÂâ ÔÕÓÖÍ-
ÕÖÓÂ ÓâÆÂ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÂ ÏÇÕÑÆÑÏ ²³¡.

¥Îâ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÖÍÂÊÂÐÐÞØ ËÑÐÑÄ ÏÇÕÂÎÎÑÄ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÎËÅÂÐÆÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆË-

N

N N

N

O O

BunBun

227

N

N N

NO2

O7

O2N

Bun

H

+

228

N N

Me

MeCONH Cl

229

HO(CH2)2ONa

n= 2, 3.

230

N N

Me

H2N O(CH2)2OH

O(CH2)nCOCl

O(CH2)nCOCl

231

N N

Me

HN O

O
(CH2)nO

O(H2C)n

O

O

232

R1 = C(O)Bun; R2 = H, MeCO, PrnCO; R3 = Cl, OEt, O(CH2)2OH.

233

N

N

N

N

R1

O

H

N
H

H

OR3

O R2

N

N

N

H

234

O
R1O

R1O OR1

NH

N

N

N NH2

O

Ar = 2-NO2C6H4 (236), 3-NO2C6H4 (237).

237

NN N PhPh

H

PrO

O

H

H

N

H

H Ar

O

OPr

H
NN

NN N

O

PhPh

H
H H

HH
N NN

OEt

235

NN N

O

PhPh

H

PrO

O

H

H

N

H

H Ar

O

OPr

H
NN

236

708 £.±.­ËÕÄËÐÑÄ



ÐÑÄ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ ÒÑÎËÆÇÐÕÂÕÐÞÇ ÃËâÆÇÓÐÞÇ (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
238,460 239,483 240 484) Ë ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ ÆÓÖÅËÇ.485, 486

2. ²ÇÂÍÙËË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ

³ÓÇÆË ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ, ÄÍÎáÚÂá-
ÜËØ ×ÓÂÅÏÇÐÕ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ, ÃÑÎßÛÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ ÒÓËÄÎÇ-
ÍÂáÕ ÕÓËÂÊÂÂÐÂÎÑÅË ÂÐÕÓÂÙÇÐÂ ì ÖÒÑÏËÐÂÄÛËÇÔâ ÄÞÛÇ
1,9,10-ÂÐÕËÓËÆËÐÞ. ²ÂÐÇÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
ÆÎâ ËØ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÏÐÑÅÑÔÕÂÆËÌÐÞÇ ÔËÐÕÇÊÞ ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÓËÆËÐÂ, ÕÂÍËØ ÍÂÍ 2,6-ÆËÂÏËÐÑÒËÓË-
ÆËÐ,487 ë 491 2,6-ÆËÂÏËÐÑ-3,5-ÆË×ÑÓÏËÎÒËÓËÆËÐ 492 Ë ÆÓ.493, 494

£ÒÑÔÎÇÆÔÕÄËË ÔÕÂÎË ÆÑÔÕÖÒÐÞÏË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÂ,316, 322, 358 ÚÕÑ ÒÓËÄÇÎÑ Í ÖÒÓÑÜÇÐËá ÏÇÕÑÆËÍ.

°ÒËÔÂÐÞ ÕÂÍÉÇ ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ 1,9,10-ÂÐÕËÓËÆË-
ÐÑÄ. ´ÂÍ, ÐËÕÓÑÄÂÐËÇÏ ÂÐÕËÓËÆËÐ-2,6-ÆËÑÐÂ (241) ÓÂÊÎËÚÐÞÏ
ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑÏ ÔÏÇÔË ÍÑÐÙÇÐÕÓËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÔÇÓÐÑÌ Ë ÂÊÑÕÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕ (1008C, 0.5 ë 3 Ú) ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐ 7-ÐËÕÓÑÂÐÕËÓË-
ÆËÐ-2,6-ÆËÑÐ (242) ËÎË 3,7-ÆËÐËÕÓÑÂÐÕËÓËÆËÐ-2,6-ÆËÑÐ (243).
°ÃÓÂÃÑÕÍÂ ÐËÕÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 242 ÆËÕËÑÐËÕÑÏ ÐÂÕÓËâ (Ä
5%-ÐÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓÇ NaOH) ÒÓËÄÇÎÂ Í 7-ÂÏËÐÑÂÐÕËÓËÆËÐ-2,6-
ÆËÑÐÖ (244) Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ, Â ÓÇÂÍÙËâ Ô ÒÇÐÕÂ-
ÔÖÎß×ËÆÑÏ ×ÑÔ×ÑÓÂ Ä ÃÇÊÄÑÆÐÑÏ ÒËÓËÆËÐÇ ì Í 7-ÂÏËÐÑ-
ÂÐÕËÓËÆËÐ-2,6-ÆËÕËÑÐÖ (245) (ÔØÇÏÂ 6).495

ªÊÖÚÇÐÑ ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ 3-ÐËÕÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ (246) Ë
ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 4 Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÂÏËÐËÓÖáÜÇÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÉËÆÍÑÅÑ ÂÏÏËÂÍÂ Ë ÒÇÓÏÂÐÅÂÐÂÕÂ
ÍÂÎËâ 496 ËÎË ÉËÆÍÑÅÑ ÏÇÕËÎÂÏËÐÂ Ë ÒÇÓÏÂÐÅÂÐÂÕÂ
ÍÂÎËâ.497 ë 499 ´ÂÍ, ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 246 (778C,
0.5 Ú) ÆÂÇÕ 4-ÏÇÕËÎÂÏËÐÑ-3-ÐËÕÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ (247) Ô
ÄÞØÑÆÂÏË 50 ë 90%.497, 498 ¬ÄÂÐÕÑÄÑ-ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÓÂÔÚÇÕÞ
ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÍÑÐÕÓÑÎËÓÖÇÕÔâ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ
×ÓÑÐÕÂÎßÐÞØ ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÑÓÃËÕÂÎÇÌ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ô ÆËØÎÑÓÍÂÓÃÇÐÑÏ
Ë ÆËÏÇÕËÎÏÂÎÇÂÕÑÏ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÅÑ ÑÍËÔÎÇÐËâ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ
ÔÏÇÔË, ÔÑÆÇÓÉÂÜÇÌ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞÌ ÙËÍÎÑÂÆÆÖÍÕ, ÆËÑÍÔË-
ÆÑÏ ÏÂÓÅÂÐÙÂ ÒÑÎÖÚÇÐ ÆËÏÇÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ 1-ØÎÑÓÒËÓ-
ÓÑÎÑ[1,2-a] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2,3-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (248)
Ô ÄÞØÑÆÑÏ 11%.500

¥ÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ 5,6,7,8-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1,9-ÆËÂÊÂÂÐÕÓÂÙÇÐÂ
(249) ÐÂÆ 20%-ÐÞÏ Pd/C Ä ÆË×ÇÐËÎÑÄÑÏ à×ËÓÇ ËÎË Ò-ÙËÏÑÎÇ
(2508C, 3 Ú) ÒÓËÄÑÆËÕ Í 9,1-ÆËÅËÆÓÑ-1,9-ÆËÂÊÂÂÐÕÓÂÙÇÐÖ (250),
ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÆËØÓÑÏÂÕÑÏ ÍÂÎËâ Ä ÓÂÊÃÂÄÎÇÐÐÑÌ
H2SO4 (608C, 10 ÏËÐ) ÒÑÎÖÚÇÐ ÃÇÐÊÑ[b] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (251).
°ÍËÔÎÇÐËÇ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 251 ÒÇÓÑÍÔËÍËÔÎÑÕÂÏË ÆÂÇÕ
1,4-ÑÍÔÂÊÇÒËÐÞ 252 ë 255.501, 502
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³ËÐÕÇÊ ÐÑÄÞØ ÃËÔÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 256, 257, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
5-ÂÏËÐÑ-2,4-ÆËÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÞÌ ËÎË ÃÇÐ-
ÊÑ[b] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÑÄÞÌ ØÓÑÏÑ×ÑÓÞ, ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐ Ä ÏÇÉ-
×ÂÊÐÑÌ ÔËÔÕÇÏÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
258 ËÎË ÆËÅËÆÓÑÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÂ 259 Ô ÂÎÍËÎÇÐÆËÃÓÑÏË-
ÆÂÏË.503 ´ÂÍËÇ ÃËÔËÐÕÇÓÍÂÎÂÕÞ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ËÐÕÇÓÇÔ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞØ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ.

¯Â ÑÔÐÑÄÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ
ÔÒÑÔÑÃÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÐÑÄÞØ ÕËÒÑÄ ÒÓÑÔÕÞØ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ì
ÐÑÔËÕÇÎÇÌ ÆÎâ ÕÓÂÐÔÒÑÓÕÂ Ä ÍÎÇÕÍË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÄÂÉÐÞØ
ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÖÃÔÕÓÂÕÑÄ (ÏÑÚÇÄËÐÞ, ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÅËÆÓÑÍ-
ÔËÍËÔÎÑÕ). ´ÂÍ, ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ N-{6-[2-(7-ÏÇÕËÎ[1,8]ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐ-2-ËÎ)àÕËÎ]ÒËÓËÆËÐ-2-ËÎ}ÂÙÇÕÂÏËÆ (260) ÓÇÂÍÙËÇÌ 2,7-
ÆËÏÇÕËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 261 Ô Ð-ÃÖÕËÎÎËÕËÇÏ (2 àÍÄ., ´¤¶,
7788C) Ë 2-N-ÂÙÇÕËÎÂÏËÐÑ-6-ÃÓÑÏÏÇÕËÎÒËÓËÆËÐÑÏ (262).
¥ÓÖÅÑÌ ÐÑÔËÕÇÎß ì N-(7-ÏÇÕËÎ[1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ËÎ)-N0-(6-
ÏÇÕËÎÒËÓËÆËÐ-2-ËÎ)ËÊÑ×ÕÂÎÂÏËÆ (263) ì ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ËÊ
2-ÂÏËÐÑ-7-ÏÇÕËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (264), 2-ÂÏËÐÑ-6-ÏÇÕËÎÒË-
ÓËÆËÐÂ (110a) Ë ËÊÑ×ÕÂÎÑËÎØÎÑÓËÆÂ (265) Ä ÔÖØÑÏ ÆËØÎÑÓÏÇ-
ÕÂÐÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ. £ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ
ÒÑÎÖÚÇÐ N,N 0-ÃËÔ(7-ÏÇÕËÎ[1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ËÎ)ËÊÑ×ÕÂÎ-
ÂÏËÆ (266) ËÊ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 264 Ë ØÎÑÓËÆÂ 265. ªÊÑ×ÕÂÎÂÏËÆÞ
263, 266 ÃÞÎË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÆÎâ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËâ L-(+)-ÄËÐÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÄËÆÇ ÓÂÔÕÄÑÓËÏÞØ Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ
(1 : 1).504, 505

¯Â ÑÔÐÑÄÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÑÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
ÔÑÊÆÂÐ ÐÑÄÞÌ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÌ ÒÓÇÒÂÓÂÕ Ag-7352
(267);506, 507 ÔÒÇÙËÂÎßÐÑ ÃÞÎ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐ à××ÇÍÕËÄÐÞÌ ÔÕÇ-
ÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÇÔÍËÌ ÔËÐÕÇÊ (S,S)-3-ÏÇÕÑÍÔË-4-ÏÇÕËÎÂÏËÐÑÒËÓ-
ÓÑÎËÆËÐÂ ì ÍÎáÚÇÄÑÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
267.508

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÆÎâ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐËâ ÒÑÎËÔËÎÑÍÔÂÐÑÄ. ´ÂÍ, ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ 2-N-(5,7-ÆËÏÇÕËÎ-1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ËÎ)ÍÂÓÃÑÍÔÂÏËÆÂ ÔÑÊÆÂÐÂ ÐÑÄÂâ ØËÓÂÎßÐÂâ
ÔÕÂÙËÑÐÂÓÐÂâ ×ÂÊÂ 268.509

£ ÒÓÑÙÇÔÔÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ô
ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÑÌ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐ
ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÒËÓËÏËÆÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄì ÐÑÄÑÌ ÕÓËÙËÍ-
ÎËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ Ô 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÞÏ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÏ.510, 511

³ËÐÕÇÊ ÄÍÎáÚÂÇÕ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá ÍÑÏÏÇÓÚÇÔÍË ÆÑÔÕÖÒÐÑÅÑ
ÅÖÂÐËÆËÐÍÂÓÃÑÐÂÕÂ Ô àÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ ÐÂÎËÆËÍÔÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (269) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ N-[(7-ÏÇÕËÎ-4-
ÑÍÔÑ-1-àÕËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ËÎ)ÍÂÓÃÑÐËÎ]-
ÅÖÂÐËÆËÐÂ (270). ±ÑÔÎÇ ÒÓÇÆÄÂÓËÕÇÎßÐÑÌ ÐÇÌÕÓÂÎËÊÂÙËË
10%-ÐÞÏ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ NaOH ÅÖÂÐËÆËÐ 270 ÎÇÅÍÑ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ
(EtOH, D, 1 Ú) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÂÐÅÖÎâÓÐÑ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÑÌ
ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ 2-ËÏËÐÑ-8-ÏÇÕËÎ-6-àÕËÎ-2,3,4,6-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆÑ[5,4-c] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ (271), ÄÞ-
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ÆÇÎÇÐÐÑÅÑ Ä ÄËÆÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ.511 °ÃÓÂÃÑÕÍÂ ÅÖÂÐËÆËÐÂ 270
ËÊÃÞÕÍÑÏ ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ä ÔÖØÑÏ ¥®¶¡ ÒÓË 208C ÆÂÇÕ
2-ÂÏËÐÑ-8-ÏÇÕËÎ-10-àÕËÎ-1,4,5,10-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆÑ[5,4-b]-
[1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4,5-ÆËÑÐ (272), ÄÞÆÇÎÇÐÐÞÌ ÕÂÍÉÇ Ä ÄËÆÇ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ.

¥Îâ ÓÂÊÓÂÃÑÕÍË ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËØ ÒÑÆØÑÆÑÄ Í ÐÑÄÞÏ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÏ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ÑÐÂ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÞ ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ
ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ àÕËÎ-7-ÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÏÇÕËÎ-2-ÑÍÔÑ-1,2-ÆËÅËÆÓÑ-
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-6-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÂ (91). ´ÂÍ, ÇÅÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËÇ Ô ÆËÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÎÇÏ N,N-ÆËÏÇÕËÎ×ÑÓÏÂÏËÆÂ ÒÓË ÍËÒâ-
ÚÇÐËË Ä ÔÖØÑÏ ÕÑÎÖÑÎÇ ÆÂÇÕ 7-[(N,N-ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑÏÇÕËÎ-
ÇÐ)ÂÏËÐÑ]-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐ 273. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ÐÂ×-
ÕËÓËÆÑÐÂ 91 Ô ÕÓËàÕËÎÑÓÕÑ×ÑÓÏËÂÕÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐÑ àÕÑÍÔË-
ÏÇÕËÎÇÐÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 274, Â ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô
ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÑÏ ì 7-ÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÏÇÕËÎ-2-ÑÍÔÑ-3-ÙËÂÐÑ-
1,2-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-6-ÍÂÓÃÑÅËÆÓÂÊËÆ (275).353

©ÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ Ä ÒÑÔÎÇÆÐËÇ
15 ÎÇÕ ÃÞÎÑ ÔÑÔÓÇÆÑÕÑÚÇÐÑ ÐÂ ÄÂÓßËÓÑÄÂÐËË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä
ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÒÑÎÑÉÇÐËâØ ÏÑÎÇÍÖÎÞ (ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ Ä ÒÑÎÑ-
ÉÇÐËË 7), Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÐÑÄÞØ ÂÍÕËÄÐÞØ ÒÓË
ÒÓËÇÏÇ ÒÇÓÑÓÂÎßÐÑ ×ÕÑÓØËÐÑÎÑÐÑÄÞØ Ë ×ÕÑÓÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÑ-
ÄÞØ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ.512 ë 524 ´ÂÍ, ÆÎâ àÕÑÌ
ÙÇÎË ÃÞÎË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ à×ËÓÞ ÐÂÎËÆËÍÔÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
276,523, 524 ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÕÓÇÕ-ÃÖÕÑÍÔËÃËÔ-
ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑÏÇÕÂÐÑÏ Ä ButOH ÆÂáÕ ÇÐÂÏËÐÞ 277. ±ÓË
ÆÑÃÂÄÎÇÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÂ £ËÎßÔÏÂÌÇÓÂ, ÒÓËÅÑÕÑÄÎÇÐÐÑÅÑ ËÊ
¥®¶¡ Ë ÕËÑÐËÎØÎÑÓËÆÂ, ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÇÐÂÏËÐÞ 278. °ÃÓÂ-
ÃÑÕÍÂ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÑÏ, ÅËÆÓÑÍÔËÎ-
ÂÏËÐÔÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕÑÌ ËÎË ÅÖÂÐËÆËÐÑÏ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ
ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ
ÒËÓÂÊÑÎËÎ- (279), ËÊÑÍÔÂÊÑÎËÎ- (280) Ë ÒËÓËÏËÆËÐËÎ-4-ÑÍÔÑ-
1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (281).524

±ÓË ÓÇÂÍÙËË àÕËÎ-4-ÑÍÔÑ-6-×ÕÑÓ-1-àÕËÎ-7-àÕËÎÔÖÎß×Ñ-
ÐËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÂ (282) Ô
ÒËÒÇÓÂÊËÐÑÏ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ àÕËÎÔÖÎß×ÑÐËÎßÐÑÌ
ÅÓÖÒÒÞ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 7, Ë ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 7-(ÒËÒÇÓÂÊËÐÑ)ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÑÇ 283a Ô ØÑÓÑÛËÏ ÄÞØÑÆÑÏ.521 °ÃÓÂÃÑÕÍÂ ÉÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ
à×ËÓÂ 282 ÏÑÓ×ÑÎËÐÑÏ Ë ÒËÒÇÓËÆËÐÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÊÂÏÇÜÇ-
ÐËá ×ÕÑÓÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 6 ËÎË àÕËÎÔÖÎß×ÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä
ÒÑÎÑÉÇÐËË 7 Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÏÇÔË 6- Ë 7-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ 283b,c Ë 284b,c.523 £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ 4-ÑÍÔÑ-6-×ÕÑÓ-
7-ØÎÑÓ-1-àÕËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔ-
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O
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+
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O
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ÎÑÕÞ (285) Ô N,N0-ÆËÏÇÕËÎàÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ Ä ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ
ÒÑÎÖÚÇÐ {N-ÏÇÕËÎ-N-[2-(ÏÇÕËÎÂÏËÐÑ)àÕËÎ]}ÂÏËÐÑÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐ 286, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä¥®¶¡ÎÇÅÍÑ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ
Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 1,4-ÆËÏÇÕËÎ-9-ÑÍÔÑ-6-àÕËÎ-1,2,3,4,6,9-ÅÇÍÔÂ-
ÅËÆÓÑÒËÓÂÊËÐÑ[2,3-b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-8-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑ-
ÕÞ (287).523

³ÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÔÄâÊË C(2)=C(3) Ä ÐÂ×ÕËÓË-
ÆÑÐÇ 9a, ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ BuiLi Ä ´¤¶ Ë ÏÇÕËÎËÓÑ-
ÄÂÐËÇ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÔÑÇÆËÐÇÐËá 288. ±ÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÓÇÅÇÐÇÓÂÙËâ
ÍÓÂÕÐÑÌ ÔÄâÊË ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÅÑ
ÔÇÎÇÐÇÐËÓÑÄÂÐËâ, ÑÍËÔÎÇÐËâ Ë ÔËÐ-àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËâ, ÒÓË àÕÑÏ
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐ 289.525 ²ÂÐÇÇ ÒÑ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÌ ÔØÇÏÇ
ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ àÕËÎ-2-ÏÇÕËÎ-4-ÑÍÔÑ-6-×ÕÑÓ-7-ØÎÑÓ-1-àÕËÎ-1,4-
ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕ.526

¯Â ÑÔÐÑÄÇ 2-ÏÇÓÍÂÒÕÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÂ 290
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÕËÇÐÑ[2,3-b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐ 291, ÑÃÎÂÆÂáÜËÌ
ÒÓÑÕËÄÑÏËÍÓÑÃÐÞÏ Ë ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ.527

²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÏÇÕÑÆÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ Ë ËÊÖÚÇÐÂ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓË-
ÂÎßÐÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÒâÕËÚÎÇÐÐÞÏ ÅÇÕÇÓÑÙËÍ-
ÎÑÏ, ÎËÐÇÌÐÑ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÏ Ô 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÏ (ÕË-
ÂÊÑÎÑ[5,4-b]-,528 ËÏËÆÂÊÑÎÑ[4,5-b]-, ÕÓËÂÊÑÎÑ[4,5-b]-,529 ÑÍÔ-
ÂÊÑÎÑ[5,4-b]-, ÕËÂÆËÂÊÑÎÑ[5,4-b]-, ËÊÑÕËÂÊÑÎÑ[5,4-b]-, ÒËÓÂÊÑ-
ÎÑ[3,4-b]-, ÕËÇÐÑ[2,3-b]-, ×ÖÓÑ[2,3-b]-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 530).

¡ÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 531 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 8-ÑÍÔÑ-5-àÕËÎ-5,8-
ÆËÅËÆÓÑ×ÖÓÑ[3,2-b] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2,7-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÂâ (292) Ë
8-ÑÍÔÑ-5-àÕËÎ-5,8-ÆËÅËÆÓÑ×ÖÓÑ[3,2-b] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-7-ÍÂÓ-
ÃÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÞ (293). ¬ËÒâÚÇÐËÇÏ ÔÏÇÔË àÕËÎ-6-ÅËÆÓÑÍ-
ÔË-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-4-ÑÍÔÑ-7-×ÑÓÏËÎ-1-àÕËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-
3-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÂ (294), ÆËàÕËÎÃÓÑÏÏÂÎÑÐÂÕÂ Ë K2CO3 Ä ÏÇ-
ÕËÎàÕËÎÍÇÕÑÐÇ ÒÑÎÖÚÇÐÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 295, ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÑÃÓÂ-
ÃÑÕÍÂ ÍÑÕÑÓÑÅÑ K2CO3 Ä ÄÑÆÐÑÏ àÕÂÐÑÎÇ Ë ÊÂÕÇÏ 2N NaOH
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ 292. ³ÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÆÇÍÂÓ-
ÃÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÍËÔÎÑÕÞ 292 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÆËÏÇÕËÎ-
×ÑÓÏÂÏËÆÇ, ÆËÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÏËÆÇ ËÎË ØËÐÑÎËÐÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÏÇÆË ÆÂÇÕ ×ÖÓÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÍÂÓÃÑÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ
293.

°ÃÐÂÓÖÉÇÐÑ,532 ÚÕÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÏÑÅÖÕ
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÑÄÂÕß Ô ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË ÂÆÇÐÑÊËÐÂ ÔÖÃÕËÒÂ ¡1 Ë
¡2¡. ¿ÕÑ ÔÕËÏÖÎËÓÑÄÂÎÑ ÓÂÊÄËÕËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ Ë
ËÊÖÚÇÐËá ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÓÂÊÎËÚÐÞØ ×ÖÐÍÙËÑ-
ÐÂÎßÐÑ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ (ÑÔÑÃÇÐÐÑ ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËâÏ 1, 2, 4 Ë 7)
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ. ¢ÞÎÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÑ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ Ë ÐÖÍÎÇÑ-
×ËÎßÐÑÇ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ´ÂÍ, 7-ÏÇÕËÎ-2-×ÇÐËÎ-
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÑÎ (296) ÂÎÍËÎËÓÖÇÕÔâ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 1 ÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ EtI Ë KOH Ä ÄÑÆÐÑÏ àÕÂÐÑÎÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 7-ÏÇÕËÎ-
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2-×ÇÐËÎ-1-àÕËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4(1H)-ÑÐÂ (297).533, 534 ±ÓË
ÍËÒâÚÇÐËË ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÂ 296 Ô ÓÇÂÅÇÐÕÑÏ­ÂÄÇÔÔÑÐÂ Ä ÕÑÎÖÑÎÇ
ÒÑÎÖÚÇÐ 7-ÏÇÕËÎ-4-ÕËÑÎ-2-×ÇÐËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (298).
°ÃÓÂÃÑÕÍÂ 4-ØÎÑÓÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 299 (ÒÓËÅÑÕÑÄÎÇÐ ËÊ ÐÂ×ÕË-
ÓËÆÑÐÂ 296 ÆÇÌÔÕÄËÇÏ POCl3) ÏÇÕËÎÂÕÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ
ÒÓËÄÇÎÂ Í 7-ÏÇÕËÎ-4-ÏÇÕÑÍÔË-2-×ÇÐËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÖ (300).
²ÇÂÍÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 299 Ô PhONa Ä ¥®¶¡ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
ÆÂÎÂ 7-ÏÇÕËÎ-2-×ÇÐËÎ-4-×ÇÐÑÍÔË-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (301). ±Ñ-
ÎÖÚÇÐ ÓâÆ ÆÓÖÅËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ë ËÊÖÚÇÐÞ ËØ
ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÍÂÍ ¡1-, ¡2¡- Ë ¡3-ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ÂÆÇÐÑÊËÐÂ.534

¯ÂÓâÆÖ Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÑÐÂÏË ÓÂÊÎËÚ-
ÐÞÏ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâÏ ÃÞÎË ÒÑÆÄÇÓÅÐÖÕÞ Ë ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2. ´ÂÍ, ÒÓË
ÆÇÌÔÕÄËË ÐÂ 2-ÑÍÔÑ-1,2-ÆËÅËÆÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐËÕ-
ÓËÎ (302) ÂÊËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ë ØÎÑÓËÆÂ ÂÏÏÑÐËâ Ä ¥®¶¡ ÒÑÎÖÚÇÐ
ÕÇÕÓÂÊÑÎËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2-ÑÐ 303, ÊÂâÄÎÇÐÐÞÌ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÂÐÕËÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍÑÅÑ ÔÓÇÆÔÕÄÂ.535

ªÏËÆÂÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐ 304, ÑÃÎÂÆÂáÜËÌ ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂ-
ÎËÕÇÎßÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ, ÒÑÎÖÚÇÐ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËâ
1-ÃÖÕËÎ-4-ÏÇÕËÎÂÏËÐÑ-3-ÐËÕÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2(1H)-ÑÐÂ
(305) Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÆËÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 306
ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô àÕËÎØÎÑÓ×ÑÓÏËÂÕÑÏ.536

3-¢ÇÐÊÑËÎ-4-ÅËÆÓÑÍÔË-1-×ÇÐËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2(1H)-ÑÐ
(307) ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÑÏ ÑÃÓÂÊÖÇÕ
ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐ 308, ÑÃÎÂÆÂáÜËÌ ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÑÌ Ë
ÃÓÑÐØÑÎËÕËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.537

¢ÑÎßÛÑÌ ÓâÆ 3-(2-ÙËÂÐÑÄËÐËÎ)ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÑÄ 309 ÒÑÎÖÚÇÐ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-
ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆÑÄ 310 Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÂÏË ÒÓË
ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÔÒËÓÕÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ
ÒËÓËÆËÐÂ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 309 ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐÞ ÍÂÍ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÇ
ËÔØÑÆÐÞÇ ÄÇÜÇÔÕÄÂ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÐÑÄÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ
ÓÂÍÂ, ÒÔÑÓËÂÊÂ Ë ÂÕÇÓÑÔÍÎÇÓÑÊÂ.538

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ¬ÎâÌÊÇÐÂ ëºÏËÆÕÂ 3-ÂÙÇÕËÎ-2-ÏÇÕËÎ-1,8-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (311) Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË ÒÓÑËÔØÑ-
ÆËÕ Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË KOH. ±ÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÙËÐÐÂÏÑËÎ-
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 312 ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË
ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÂ (AcOH, EtOH, D, 6 Ú) ËÎË ×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊËÐÂ
(AcOH, D, 4 Ú) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ 3-(5-ÂÓËÎ-2-
ÒËÓÂÊÑÎËÐ-3-ËÎ)-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ (313a) (ÄÞØÑÆÞ 62 ë 84%)
ËÎË 3-(5-ÂÓËÎ-1-×ÇÐËÎ-2-ÒËÓÂÊÑÎËÐ-3-ËÎ)-2-ÏÇÕËÎ-1,8-ÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐÑÄ (313b) (ÄÞØÑÆÞ 64 ë 86%), ÒÑÍÂÊÂÄÛËØ ÄÞÓÂÉÇÐ-
ÐÖá ÂÐÕËÅÓËÃÍÑÄÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.539

²ÇÂÍÙËâ N-ÂÓËÎ-2-ÏÇÕËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔÂÏË-
ÆÑÄ 314 Ô POCl3 (1208C, 3 Ú) Ë ÊÂÕÇÏ ì ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇÅÑÔâ
ËÏËÆÑËÎØÎÑÓËÆÂ 315 Ô ÂÊËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 3-(1-ÂÓËÎ-
1H-ÕÇÕÓÂÊÑÎ-5-ËÎ)-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 316. °ÆÐÂÍÑ ÕÇÔÕËÓÑÄÂ-
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ÐËÇ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 316 ÒÑÍÂÊÂÎÑ, ÚÕÑ ÑÐË ÐÇ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÑÉË-
ÆÂÇÏÑÌ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.540

¤ËÆÓÂÊËÆ 2-ÏÇÕËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑ-
ÕÞ (317) ÒÑÔÎÖÉËÎ ËÔØÑÆÐÞÏ ÄÇÜÇÔÕÄÑÏ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÏÐÑÅÑ-
ÚËÔÎÇÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ: 1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎ-2-
ËÎ- (318), 4H-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎ-3-ËÎ- (319),541 1,3,4-ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎ-2-
ËÎÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ (320, 321).542 ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 321 ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß
ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ë ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÂÓËÎÏÇÕËÎËÆÇÐ-
ÅËÆÓÂÊËÆÑÄ 322 ÆÇÌÔÕÄËÇÏ FeCl3 Ä AcOH.542

¯Â ÑÔÐÑÄÇ ÅËÆÓÂÊËÆÂ 317 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 4-×ÑÓÏËÎÒËÓ-
ÂÊÑÎ-1-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 323 543 Ë ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 324,
325, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÔÎÑÉÐÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎË.544

¯Â×ÕËÓËÆËÐÞ 318 ë 321, 323 ÑÃÎÂÆÂáÕ ÃÂÍÕÇÓËÙËÆÐÑÌ Ë
×ÖÐÅËÙËÆÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.542, 543, 545

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ 2-ÂÏËÐÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÍÔÂÏËÆÂ
(326) Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ä ÎÇÆâÐÑÌ ÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-ÂÓËÎ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆÑ-
[4,5-b] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÑÐÂÏ 327, ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ ÍÑÕÑÓÞØ ÐËÕ-
ÓÑÃÇÐÊÑÎÑÏ Ä ÎÇÆâÐÑÌ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ÒÑÎÖÚÇÐÞ 2-ÂÓËÎ-
ÒËÓËÏËÆÑ[4,5-b] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4(3H)-ÑÐÞ 328. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ
328 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÕÂÍÉÇ ÃÇÊ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÅÑ ÄÞÆÇÎÇÐËâ
ÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÑÄ 327 (ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÂÏËÆÂ 326 Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔ-
ÍËÏË ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÔÏÇÔË ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎÂ Ë
ÎÇÆâÐÑÌ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ).546

2-¡ÏËÐÑ-5,7-ÆËÏÇÕËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (329) ÒÓË ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËË Ô 2-ØÎÑÓ×ÇÐËÎÔÖÎß×ÑØÎÑÓËÆÑÏ ÑÃÓÂÊÖÇÕ ÔÖÎß×ÑÐ-
ÂÏËÆ 330, ÒÓÑâÄËÄÛËÌ ÅÇÓÃËÙËÆÐÞÇ Ë ÓÑÔÕÑÓÇÅÖÎËÓÖáÜËÇ
ÔÄÑÌÔÕÄÂ.547 ¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÂÏËÐÂ 329 Ô ÕÓËØÎÑÓÂÙÇÕÑÐÑÏ ÆÂÇÕ
ÔÏÇÔß ÂÐÅÖÎâÓÐÞØ ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 331 ë 333
(ÔØÇÏÂ 7).548
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©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 3-ÐËÕÓÑ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 246 ÒÓË ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËË Ô ×ÇÐËÎØÎÑÓÏÇÕËÎÔÖÎß×ÑÐÑÏ (¥®³°, 208C, 2 Ú)
ÑÃÓÂÊÖáÕ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË 3-ÐËÕÓÑ-4-(×ÇÐËÎÔÖÎß×Ñ-
ÐËÎÏÇÕËÎ)-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 334. ¬ÄÂÐÕÑÄÑ-ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÓÂÔ-
ÚÇÕÞ ÏÇÕÑÆÑÏ MNDO ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ ØÑÆ ÓÇÂÍÙËË Ä àÕÑÏ
ÔÎÖÚÂÇ, ÍÂÍ Ë ÒÓË ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËË (ÔÏ. ÄÞÛÇ), ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕ ÐÇ
ÊÂÓâÆÑÄÞÌ ÍÑÐÕÓÑÎß, Â ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÑÓÃËÕÂÎÇÌ £©®°
ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂ Ë ¯£®° ÔÖÃÔÕÓÂÕÂ.549

±ÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÆËàÕÂÐÑÎÂÏËÐÑÏ (DEA) ØÎÑÓÐÂ×ÕËÓËÆË-
ÐÑÄ 335 ë 337 (1208C) ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÃËÔ-
(2-ÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎ)ÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 338 ë 340, ÑÆÐÂÍÑ ÑÉË-
ÆÂÇÏÂâ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ö àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÐÇ
ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÂ.550

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 7-ÏÇÕËÎ-4-×ÇÐËÎ-
3-ÙËÂÐÑ-2-àÕÑÍÔË-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-6-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
(341) Ô ÆËÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÎÇÏ ÆËÏÇÕËÎ×ÑÓÏÂÏËÆÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÇÐÂÏËÐ 342. ±ÓË ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÏ ÍËÒâÚÇÐËË ÇÅÑ Ô ÂÙÇÕÂÕÑÏ
ÂÏÏÑÐËâ Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ 343.551

¡ÄÕÑÓÂÏË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ 552 ÃÞÎË ËÊÖÚÇÐÞ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ Ä
ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÇ, ÔÑÆÇÓÉÂÜÇÌ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÑÇ Ë ÃÇÐÊÑËÏËÆÂÊÑÎßÐÑÇ ÍÑÎßÙÂ. 5-®ÇÕÑÍÔË-
ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑ[1,2-a] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-6-ÍÂÓÃÑÐËÕÓËÎ (344) ÒÑ-
ÎÖÚÇÐ ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ 5-ØÎÑÓÃÇÐÊÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-a] [1,8]ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐ-6-ÍÂÓÃÑÐËÕÓËÎÂ (345) ÏÇÕÂÐÑÎÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÑÕÂÛÂ.
±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ¥®¶¡ ËÎË ÃÇÊ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ ÆÑ ÕÇÏÒÇÓÂ-
ÕÖÓÞ ÒÎÂÄÎÇÐËâ ÑÐ ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÇÕ ÏËÅÓÂÙËá ÏÇÕËÎßÐÑÌ
ÅÓÖÒÒÞ ÑÕ ÂÕÑÏÂ O Í ÂÕÑÏÖ N ÃÇÐÊÑËÏËÆÂÊÑÎßÐÑÅÑ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 7-ÏÇÕËÎ-5-ÑÍÔÑ-6-ÃÇÐÊÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]-
[1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-6-ÍÂÓÃÑÐËÕÓËÎÂ (346).

IV. ©ÂÍÎáÚÇÐËÇ
±ÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÐÞÌ ÄÞÛÇ ÏÂÕÇÓËÂÎ ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÖÃÇÆËÕÇÎßÐÑ
ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖÇÕ ÑÃ ËÐÕÇÓÇÔÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ Í ØËÏËË ÒËÓË-
ÆÑÒËÓËÆËÐÑÄ. £ ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÆÇÔâÕËÎÇÕËÇ ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
ÔÎÑÉÐÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔËÔÕÇÏÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕ
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ, Ë ËÊÖÚÇÐÞ ËØ ÓÇÂÍÙËË, ÒÓËÄÑÆâÜËÇ Í ×ÖÐÍ-

R=H, D, OH, OEt, Cl, NH2.
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R1 =Me, NH2, OH; R2 = H, Me; R3 = H, Ph.

N NMeO

Cl

R

335 338

N NMeO

N(CH2CH2OH)2

R

336

N NR1

R3

Cl

R2

N NR1

R3

N(CH2CH2OH)2

R2

339

N NO Cl

337 340
H

N NO N(CH2CH2OH)2
H

DEA

DEA

DEA

N N

CO2Et

Ph

NC

EtO Me

341

Me2NCH(OMe)2

DMF

AcONH4

EtOH, D

342

N N

CO2Et

Ph

NC

EtO NMe2

N N

Ph

NC

EtO

NH

O

343

N

N

N

CN

Cl

345

MeOH, K2CO3

D, 2 ± 2.5 Ú

N

N

N

CN

O

Me

346

344

N

N

N

CN

OMe

D

N N NH2Me

Me

329

2-ClC6H4SO2Cl, Py

Cl2CHCOCH2Cl

EtOH

330

N N NHSO2C6H4Cl-2Me

Me

331

N NMe

Me

N

CHCl2

N NMe

Me

N

CH(OEt)2332

+ +

333

N NMe

Me

N

CHO

³ØÇÏÂ 7

µÔÒÇØË ØËÏËË 73 (7) 2004 715



ÙËÑÐÂÎßÐÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ. ¯Ñ ÑÔÑÃÇÐÐÑ ÃÑÎß-
ÛÑÇ ÚËÔÎÑ ÓÂÃÑÕ ÒÑÔÄâÜÇÐÑ ÓÂÊÎËÚÐÞÏ ÂÔÒÇÍÕÂÏ ËÔÔÎÇ-
ÆÑÄÂÐËâ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÓâÆÂ. ¯Ç ËÏÇâ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ÆÇÕÂÎßÐÑ ÑÃÔÖÉÆÂÕß
àÕË ÓÂÃÑÕÞ Ä ÆÂÐÐÑÏ ÑÃÊÑÓÇ, ÂÄÕÑÓ ÆÎâ ÒÑÎÐÑÕÞ ÍÂÓÕËÐÞ
ÔÚÇÎ ÐÇÑÃØÑÆËÏÞÏ ÑÅÓÂÐËÚËÕßÔâ ÃËÃÎËÑÅÓÂ×ËÇÌ ÒÂÕÇÐ-
ÕÑÄ 553 ë 718 Ë ÔÕÂÕÇÌ,719 ë 752 ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÐÞØ Ä ÒÑÔÎÇÆÐËÇ
15 ÎÇÕ, ÊÂ ËÔÍÎáÚÇÐËÇÏ ÕÇØ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,8-ÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐÂ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÎËÛß Ä ÔÒÇÙË×ËÚÇÔÍËØ ÃËÑØËÏËÚÇÔÍËØ
ÕÇÔÕÂØ.

£ ÕÂÃÎ. 2 Ä ÑÃÜÇÏ ÄËÆÇ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ ÕËÒÞ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË,
ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÐÞÇ Ö ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ, ÐËÉÇ ÒÓËÄÇ-
ÆÇÐÑ ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÍÑÐÍÓÇÕÐÞØ ÒÓËÏÇÓÑÄ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ÔÄÑÌÔÕÄ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ àÕÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ.

³ ÙÇÎßá ÒÓÑÎÑÐÅËÓÑÄÂÐËâ ÆÇÌÔÕÄËâ ÐÂÎËÆËÍÔÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (36), ÒÓËÏÇÐâÇÏÑÌ, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË, ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ËÐ×ÇÍ-
ÙËÑÐÐÞØ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ, ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÂ ÇÇ àÕÇÓË×ËÍÂÙËâ ÍÔÂÐ-
ÕËÐÑÏ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÆËÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎÍÂÓÃÑÆËËÏËÆÂ Ä
¥®³°. ±ÑÎÖÚÇÐÐÞÌ à×ËÓ ÑÍÂÊÂÎÔâ à××ÇÍÕËÄÐÞÏ ÒÑ ÑÕÐÑ-
ÛÇÐËá Í Staphylococcus aureus 209P.753

¯Â×ÕËÓËÆËÐÞ 347, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 6 ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÇ ÒËÓËÆÑÐÞ, ÄØÑÆâÕ Ä ÔÑÔÕÂÄ ÍÂÓÆËÑÕÑÐËÚÇÔÍËØ ÔÓÇÆÔÕÄ.559

±ÓÑÄÇÆÇÐÑ ÔÓÂÄÐÇÐËÇ ËÐÑÕÓÑÒÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË 4-(2-
ÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎÂÏËÐÑ)-7-ÏÇÕËÎ-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ 348 Ë ÇÇ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÏÇÕËÎßÐÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 349 Ô
ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ËÊÄÇÔÕÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ (ËÊÑ-
ÒÓÑÕÇÓÇÐÑÎ, ÂÆÓÇÐÂÎËÐ, ÅËÔÕÂÏËÐ Ë ÆÓ.) ÐÂ ËÊÑÎËÓÑÄÂÐÐÞØ
ÒÓÇÒÂÓÂÕÂØ ÏËÑÍÂÓÆÂ ÏÑÓÔÍÑÌ ÔÄËÐÍË. ±ÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÔÑÇÆË-

ÐÇÐËâ 348, 349 ÒÑ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÂÏ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ÕÇÔÕÑÄ ÄÑ
ÏÐÑÅÑÏ ÔØÑÉË Ô ÔÇÓÆÇÚÐÞÏË ÅÎËÍÑÊËÆÂÏË.754, 755

©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-2(1H)-ÑÐÞ 350 ËÔÒÞÕÂÐÞ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ ×ÑÔ×ÑÆËàÔÕÇÓÂÊÞ.756

ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐÂ ÃÑÎßÛÂâ ÅÓÖÒÒÂ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ Ë ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ N-ÕÇÓÏËÐÂÎßÐÞÇ ÂÏËÐÑ-
ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ b-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ 351 ËÐÅËÃËÓÖáÕ
ÓÇÐËÐ;566, 567 ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÆËÑÐ 352 ÔÕËÏÖÎËÓÖÇÕ ÃËÑÔËÐÕÇÊ
ÍÂÓÑÕËÐÂ;757 (E)- Ë (Z)-O-ÆËàÕËÎÂÏËÐÑàÕËÎÑÍÔËÏÞ ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÑÄÑÅÑ ÓâÆÂ 353 ÒÓÑâÄËÎË ÔÇÃâ ÍÂÍ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞÇ ÔÓÇÆ-
ÔÕÄÂ ÆÎâ ÏÇÔÕÐÑÌ ÂÐÇÔÕÇÊËË,758 Â ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,8-ÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐÂ 354 ÑÃÎÂÆÂáÕ ÄÞÔÑÍÑÌ ÂÐÕËÅËÒÇÓÕÇÐÊËÄÐÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá.759

³ÓÇÆË ÏÐÑÅÑÚËÔÎÇÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ
ÓâÆÂ, ÊÂâÄÎÇÐÐÞØ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÓÇÙÇÒ-
ÕÑÓÑÄ, ÏÑÉÐÑ ÄÞÆÇÎËÕß ËÐÅËÃËÕÑÓÞ ØÑÎÇÔÕÇÓËÐÂÙËÎÕÓÂÐÔ-
×ÇÓÂÊÞ 355,574, 580 ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÞ ÓÇÙÇÒÕÑÓÂ ËÐÕÇÅÓËÐÂ 356,
357,579, 581, 587, 588, 592, 593, 595, 596 ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÞ ÓÇÙÇÒÕÑÓÂ ÄËÕÓÑ-
ÐÇÍÕËÐÂ 358 585 Ë ÆÓ.

R1 =H, Alk, AlkO, CHO, CN, NO2, NH2; R2, R3, R4 = Alk, Ar.

N R3O

R1

R2

N N O

R4347

H

348

NMe MeN

CO2H

NH(CH2)2OH

N N

CO2H

HN CH2OH

Me

349

R1 =Me, (CH2)2Pri, (CH2)3OAc, n-C5H11, Allyl, 2-FC6H5CH2;

R2 = H, Me, Ph, 2-Py, (CH2)4OH, CH2CH(OH)Me.

350

N N

R2

O

R1

R1, R2 = H, Alk, OH, OAlk, Ar, CO2H, NH2; R3, R4 = H, Alk;

R5 = H, Alk, cyclo-Alk, Bn; R6 = Alk, cyclo-Alk, Ph;

R7 = H, OH, OAlk, cyclo-Alk, NH2.

(CH2)nCON Bui

R7R6O

OHR5R4R3N N

O

HR1

R2

351

N N

O

O

F

CF3 352

N N

NOCH2CH2NEt2

R1

R2

H 353

R1 = H, Br;

R2 =Me, OMe, OEt, Br.

N N

R2

R1N

N

O 354

O R1 = H: R2 = OH, OMe, NH2;

R1 = R2 =Me, CF3.

´ÂÃÎËÙÂ 2. ¢ËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÂ.

£ËÆ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ³ÔÞÎÍË

¡ÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÂâ 25, 137, 194, 195, 197, 215, 234, 236, 237,
241, 245, 247, 248, 253 ë 256, 553, 568, 575,
614, 615, 617, 622, 623, 634, 635, 685, 689,
712, 718, 727, 732, 733, 735, 738 ë 743

¡ÐÕËÏËÍÓÑÃÐÂâ 569, 578, 692, 693, 717, 740, 744, 750
¡ÐÕËÄËÓÖÔÐÂâ 586, 591, 598, 599
±ÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÂâ 343, 571, 588, 750
±ÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ 583, 588, 712, 715
±ÓÑÕËÄÑâÊÄÇÐÐÂâ 343
¡ÐÕËÅËÒÇÓÕÇÐÊËÄÐÂâ 570, 594, 721, 723
¡ÐÕËÆËÂÃÇÕËÚÇÔÍÂâ 588
¡ÐÕËÍÑÐÄÖÎßÔËÄÐÂâ 650
¡ÐÕËÕÓÑÏÃÑÕËÚÇÔÍÂâ 574, 580, 724, 725, 727, 750
¡ÐÕËÂÕÇÓÑÔÍÎÇÓÑÊÐÂâ 588, 631
ªÏÏÖÐÑÔÕËÏÖÎËÓÖáÜÂâ 567, 570, 571, 650
¡ÐÂÎßÅÇÕËÚÇÔÍÂâ 343, 584
¡ÐÕÂÅÑÐËÔÕÞ ÓÂÊÎËÚÐÞØ 254, 260, 534, 575, 577, 579, 581, 582, 585,

ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ 587, 588, 592, 593, 596, 597, 686, 746
¶ÖÐÅËÙËÆÐÂâ a 363

a¥ÂÐÐÞÌ ÄËÆ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÑÃÐÂÓÖÉÇÐ ÒÓÑÕËÄ ×ËÕÑÒÂÕÑÅÇÐÐÞØ ÅÓËÃÑÄ
Phytophtora infestans ÐÂ ÕÑÏÂÕÂØ, Phytophtora castonuma ÐÂ âÃÎÑÍÂØ,
Pseudopernospora cubensis ÐÂ ÑÅÖÓÙÂØ.

716 £.±.­ËÕÄËÐÑÄ



¥ÂÐÐÞÌ ÑÃÊÑÓ, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞÌ ØËÏËË Ë ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ, ÍÂÍ ÐÂÆÇÇÕÔâ
ÂÄÕÑÓ, ÃÖÆÇÕ ËÐÕÇÓÇÔÇÐ ÛËÓÑÍÑÏÖ ÍÓÖÅÖ ØËÏËÍÑÄ-ÑÓÅÂÐËÍÑÄ
Ë ÃËÑÎÑÅÑÄ. ¯ÂÎËÚËÇ ÆÄÖØ ÅÇÏËÐÂÎßÐÑ ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐÐÞØ
ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÂÕÑÏÑÄ ÂÊÑÕÂ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÔÑÊ-
ÆÂÇÕ ÃÑÎÇÇ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÖá ÔËÔÕÇÏÖ ÆÎâ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ Ô
ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÏË ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË, ÍÑÑÓÆËÐÂÙËË Ô
ËÑÐÂÏËÏÇÕÂÎÎÑÄ Ë ÆÓÖÅËØÏÇÉÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÍÑÐÕÂÍÕÑÄ, ÚÇÏ
àÕÑ ËÏÇÇÕ ÏÇÔÕÑ Ä ÔÎÖÚÂÇ ÆÓÖÅËØ ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÒËÓËÆÑÒËÓËÆË-
ÐÑÄ Ë ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÂ ËÊÄÇÔÕÐÞØ ÂÊÑÕËÔÕÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ.
£ ÃÎËÉÂÌÛÇÌ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÇ ÔÎÇÆÖÇÕ ÑÉËÆÂÕß ÒÑâÄÎÇÐËâ
ÐÑÄÞØ ÓÇÅËÑ- Ë ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ ÏÇÕÑÆÑÄ ÄÄÇÆÇÐËâ ×ÂÓÏÂ-
ÍÑ×ÑÓÐÞØ ÅÓÖÒÒ Ä ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÒÑÎÑÉÇÐËâ ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÂ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÏÇÕÑÆÑÎÑÅËË ÍÂÔÍÂÆÐÑÌ ÅÇÕÇÓÑ-
ÙËÍÎËÊÂÙËË Ë ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÑÌ ØËÏËË ÆÎâ ÔÑÊÆÂÐËâ ÃÑÎÇÇ
à××ÇÍÕËÄÐÞØ ÏÇÆËÙËÐÔÍËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ, ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÒÓÑ-
ÎÑÐÅËÓÑÄÂÐÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ËÎË ÖÎÖÚÛÇÐÐÞÏË ×ÂÓÏÂÍÑÍËÐÇ-
ÕËÚÇÔÍËÏË ØÂÓÂÍÕÇÓËÔÕËÍÂÏË. £ ÚÂÔÕÐÑÔÕË, ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÇÐ
ÒÖÕß ÔÑÊÆÂÐËâ ÕÂÍ ÐÂÊÞÄÂÇÏÞØ ÂÐÕËÃËÑÕËÍÑÄ äÆÄÑÌÐÑÅÑ
ÆÇÌÔÕÄËâã ì ÔËÔÕÇÏ ËÊ b-ÎÂÍÕÂÏÐÞØ ÂÐÕËÃËÑÕËÍÑÄ ÓâÆÂ
ÒÇÐËÙËÎÎËÐÂ Ë ÙÇ×ÂÎÎÑÔÒÑÓËÐÂ Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ×ÕÑÓØËÐÑ-
ÎÑÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ Ë ×ÕÑÓÐÂ×ÕËÓËÆÑÐÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.

¡ÄÕÑÓ ÃÎÂÅÑÆÂÓÇÐ Í.Ø.Ð. ³.£.²ÑÏÂÐÖ ÊÂ ÒÑÏÑÜß Ä ÒÑÆÃÑÓÇ
ÒÂÕÇÐÕÐÞØ ÆÂÐÐÞØ.

°ÃÊÑÓ ÒÑÆÅÑÕÑÄÎÇÐ ÒÓË ×ËÐÂÐÔÑÄÑÌ ÒÑÆÆÇÓÉÍÇ ²ÑÔÔËÌ-
ÔÍÑÅÑ ×ÑÐÆÂ ×ÖÐÆÂÏÇÐÕÂÎßÐÞØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ (ÒÓÑÇÍÕ
å 02-03-32063).
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