
I. £ÄÇÆÇÐËÇ
¢ÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 1 ë 4ÏÑÉÐÑ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÕß ÍÂÍ ÂÊÂÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ ÂÍÓËÆËÐÑÄ. ¢ÎÂÅÑÆÂÓâ ÒÎÑÔÍÑÌ ÎËÐÇÌÐÑÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ
ÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ ÒÓËÄÎÇÍÂáÕ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞØ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇ-
ÄÞØ ÂÅÇÐÕÑÄ ì ËÐÕÇÓÍÂÎâÕÑÓÑÄ.{ ¬ÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÒÖÃÎËÍÂÙËÌ ÒÑ
ÔËÐÕÇÊÖ Ë ËÊÖÚÇÐËá ÃËÑØËÏËÚÇÔÍËØ Ë ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ
ÔÄÑÌÔÕÄ ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕÇÎÇÌ ÆÂÐÐÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ
ÒÑÔÕÑâÐÐÑ ÓÂÔÕÇÕ. °ÆÐÂÍÑ Ä ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ ÐÇ ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ
ÑÃÊÑÓÑÄ, ÔÒÇÙËÂÎßÐÑ ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞØ ÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ.
°ÕÆÇÎßÐÞÇ ÓÂÃÑÕÞ, ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÐÞÇ ÆÑ 1986 Å., ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ
Ä ÑÃÊÑÓÇ 1, Â ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ ÐÑÄÞÇ ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ
ÄÍÎáÚÇÐÞ Ä ÃÑÎÇÇ ÒÑÊÆÐËÇ ÑÃÊÑÓÞ 2ë 4, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞÇ ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÂÏ. £ ÐÂÔÕÑâÜÇÌ ÓÂÃÑÕÇÏÞ ÔÆÇÎÂÎË ÒÑÒÞÕÍÖ ÑÃÑÃÜËÕß
Ë ÔËÔÕÇÏÂÕËÊËÓÑÄÂÕß ËÏÇáÜËÇÔâ ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÏÇÕÑÆÂØ ÔËÐÕÇÊÂ
Ë ÔÄÑÌÔÕÄÂØ ÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ (Ä ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏ ÆÎâ ÍÓÂÕ-
ÍÑÔÕËì ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ). °ÃÊÑÓ ÑØÄÂÕÞÄÂÇÕ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÖ
Ô 1980 ÒÑ 2004 ÅÅ. ¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÃÑÎÇÇ ÓÂÐÐËÇ ÓÂÃÑÕÞ ÄÍÎáÚÇÐÞ
Ä ÐÇÅÑ Ä ÕÇØ ÔÎÖÚÂâØ, ÍÑÅÆÂ àÕÑ ÐÇÑÃØÑÆËÏÑ ÆÎâ ÎÑÅËÚÐÑÅÑ Ë
ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÅÑ ËÊÎÑÉÇÐËâ ÏÂÕÇÓËÂÎÂ. °ÔÑÃÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ
ÖÆÇÎÇÐÑ ÑÒËÔÂÐËá ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÇÐÊÑÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐÑÄ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËØ ËÐÕÇÓÇÔ ÆÎâ ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ
ØËÏËË Ô ÖÚÇÕÑÏ ÔÑÄÓÇÏÇÐÐÞØ ÕÇÐÆÇÐÙËÌ ÇÇ ÓÂÊÄËÕËâ.

¯ËÉÇ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÇ ×ÑÓÏÖÎÞ ÄÔÇØ ÚÇÕÞÓÇØ
ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 1 ë 4, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÔÍÇÎÇÕÞ
1,5-, 1,6-, 1,7- ËÎË 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.

II. ¶ËÊËÍÑ-ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ
ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐÂ ÔÓÂÄÐËÕÇÎßÐÂâ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÔÕß ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ ÄÑ
ÄÐÇÛÐÇÏ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÏ ÙËÍÎÇ 6-ÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ
5 ë 8 Ä ÓÇÂÍÙËË Ô MeI Ä ¥®³°.5 ¥Îâ àÕÑÅÑ ÏÇÕÑÆÑÏ ÍÑÐ-
ÍÖÓÇÐÕÐÞØ ÓÇÂÍÙËÌ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÞ ÑÕÐÑÔËÕÇÎßÐÞÇ ÔÍÑÓÑÔÕË
ÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 5 ë 8 ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÒËÓËÆËÐÑÏ
(k1/kPy) (ÕÂÃÎ. 1). £ ËÊÖÚÇÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËÇ
ÏÇÕËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÏ ÍÑÎßÙÇ, ÄÃÎËÊË ÑÕ ÂÕÑÏÂ
ÂÊÑÕÂ Ä ÙÇÐÕÓÂÎßÐÑÏ ÙËÍÎÇ, ÒÓÇÒâÕÔÕÄÖÇÕ ÒÓÑÕÇÍÂÐËá ÓÇÂÍ-
ÙËË ÒÑ ÂÍÓËÆËÐÑÄÑÏÖ ÂÕÑÏÖ ÂÊÑÕÂ, Ë ÓÇÂÍÙËÑÐÐÂâ ÔÒÑÔÑÃ-
ÐÑÔÕß ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 5 ë 8 ÖÏÇÐßÛÂÇÕÔâ Ä ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕË
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ>1,6>1,7>1,5 (ÔÏ.{).5, 6 ¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 5

ÑÃÝâÔÐâáÕ ÒÑÄÞÛÇÐÐÖá ÓÇÂÍÙËÑÐÐÖá ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß
ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (5) à××ÇÍÕÑÏ ÃÎËÊÑÔÕË ÐÇÒÑÆÇÎÇÐ-
ÐÞØ ÒÂÓ àÎÇÍÕÓÑÐÑÄ ÂÕÑÏÑÄ N(1) Ë N(10), ÖÚÂÔÕÄÖáÜËØ Ä
ÒÇÓÇØÑÆÐÑÏ ÔÑÔÕÑâÐËË 9, ÒÓË ÍÄÂÕÇÓÐËÊÂÙËË ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ
N(1). £ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÓÇÂÍÙËâ ÒÑ ÂÕÑÏÖ N(1) Ä ÃÇÐÊÑ[b][1,5]-
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ç ªÐÕÇÓÍÂÎâÙËâ ì ÄÐÇÆÓÇÐËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÏÇÉÆÖ ÒÂÓÂÏË ÑÔÐÑÄÂÐËÌ
¥¯¬; ÑÃÓÂÊÖáÜËÌÔâ ÍÑÏÒÎÇÍÔ ÔÕÂÃËÎËÊËÓÑÄÂÐ ÔËÎÂÏË £ÂÐ-ÆÇÓ-
£ÂÂÎßÔÂ, Ë ËÐÕÇÓÍÂÎâÙËâ ÒÓÇÒâÕÔÕÄÖÇÕ ÓÂÔÒÎÇÕÂÐËá ÙÇÒÇÌ ¥¯¬ Ë,
ÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑ, ËØ ÐÑÓÏÂÎßÐÑÏÖ ×ÖÐÍÙËÑÐËÓÑÄÂÐËá.
è ©ÆÇÔß Ë ÆÂÎÇÇ ÒÓË ÑÃÑÊÐÂÚÇÐËË ËÊÑÏÇÓÑÄ ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÐÖÏÇÓÂÙËâ,
ÒÓËÐâÕÂâ ÆÎâ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ.

µÔÒÇØË ØËÏËË 74 (10) 2005 # 2005 ²ÑÔÔËÌÔÍÂâ ÂÍÂÆÇÏËâ ÐÂÖÍ, ªÐÔÕËÕÖÕ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË ËÏ. ¯.¥.©ÇÎËÐÔÍÑÅÑ



ËÊÑÏÇÓÇ 8 ÊÂÕÓÖÆÐÇÐÂ ÐÂØÑÆâÜËÏÔâ Ä ÒÇÓË-ÒÑÎÑÉÇÐËË ÂÕÑ-
ÏÑÏ H(10).6, 7

¥ÂÐÐÂâ ËÐÕÇÓÒÓÇÕÂÙËâ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕÔâ ÎÑÅËÚÐÑÌ, ÑÆÐÂÍÑ
ÐÇ ÆÂÇÕ ÒÑÎÐÑÅÑ ÑÕÄÇÕÂ ÐÂ ÄÑÒÓÑÔ, ÒÑÚÇÏÖ ÔÍÑÓÑÔÕß ÏÇÕËÎË-
ÓÑÄÂÐËâ ÄÔÇØ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÖÍÎÂÆÞÄÂÇÕÔâ Ä ÒÓËÄÇÆÇÐ-
ÐÞÌ ÄÞÛÇ ÓâÆ. ³ ÐÂÛÇÌ ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ ÆÎâ ÂÐÂÎËÊÂ àÕÑÌ
ÒÓÑÃÎÇÏÞ ÔÎÇÆÖÇÕ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÕß ËÔØÑÆÐÞÇ Ë ÅËÒÑÕÇÕËÚÇÔÍËÇ
ÒÇÓÇØÑÆÐÞÇ ÔÑÔÕÑâÐËâ, ÓÇÂÎËÊÖáÜËÇÔâ Ä ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÞØ ÒÓÑ-
ÙÇÔÔÂØ. ¥Îâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 5 ÒÓÇÆÎÂÅÂÇÏÑÇ ÔÕÂÃËÎËÊËÓÑÄÂÐÐÑÇ
ÒÇÓÇØÑÆÐÑÇ ÔÑÔÕÑâÐËÇ 9 ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕÔâ ÄÒÑÎÐÇ ÄÇÓÑâÕÐÞÏ.
°ÆÐÂÍÑ ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÂâ ÐÇÔÕÂÃËÎßÐÑÔÕß ËÔØÑÆÐÑÅÑ
ÔÑÔÕÑâÐËâ, ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÐÂâ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ àÎÇÍÕÓÑÐÐÞØ
ÒÂÓ ÂÕÑÏÑÄ ÂÊÑÕÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâØ 4 Ë 5. ³ÑÚÇÕÂÐËÇ àÕËØ ÆÄÖØ
×ÂÍÕÑÓÑÄ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÜÇÏÖ ÔÐËÉÇÐËá ÔÄÑÃÑÆÐÑÌ àÐÇÓÅËË
ÂÍÕËÄÂÙËË ÒÓÑÙÇÔÔÂ, ÚÕÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎËÄÂÇÕ ÐÂËÃÑÎßÛÖá ÔÍÑ-
ÓÑÔÕß ÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ ËÏÇÐÐÑ àÕÑÅÑ ËÊÑÏÇÓÂ.

³ÍÑÓÑÔÕß ÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ 1,6-ËÊÑÏÇÓÂ 7 ÔÓÂÄÐËÏÂ ÔÑ ÔÍÑ-
ÓÑÔÕßá ÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ ËÊÑÏÇÓÂ 5.

£ ÔÑÇÆËÐÇÐËË 7 ÑÕÔÖÕÔÕÄÖÇÕ ÔÑÒÓâÉÇÐËÇ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒ-
ÕÑÓÐÑÌ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË C(4a)=N(5) Ô ÂÕÑÏÑÏ ÂÊÑÕÂ Ä ÒÑÎÑÉÇ-
ÐËË 2, ÚÕÑ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÎÇÅÚÇÐËá àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÌ ÂÕÂÍË ÒÑ
àÕÑÏÖ ÂÕÑÏÖ ÂÊÑÕÂ Ä ÔÓÂÄÐÇÐËË Ô ÆÓÖÅËÏË ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆË-
ÐÂÏË (ÊÂ ËÔÍÎáÚÇÐËÇÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 5). ´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, Ä àÕÑÏ
ÔÎÖÚÂÇ ÐÇÕ ÐË ÔÕÂÃËÎËÊÂÙËË ËÔØÑÆÐÑÅÑ, ÐË ÆÇÔÕÂÃËÎËÊÂÙËË
ÒÇÓÇØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÔÕÑâÐËâ. ¦ÜÇ ÏÇÐßÛÇ ÔÍÑÓÑÔÕß ÏÇÕËÎËÓÑÄÂ-
ÐËâ 1,7-ËÊÑÏÇÓÂ 6, ÕÂÍ ÍÂÍ à××ÇÍÕ ÔÑÒÓâÉÇÐËâ ÆÄÖØ ÆÄÑÌÐÞØ
ÔÄâÊÇÌ C=N ÔÕÂÃËÎËÊËÓÖÇÕ ËÔØÑÆÐÑÇ Ë ÆÇÔÕÂÃËÎËÊËÓÖÇÕ
ÒÇÓÇØÑÆÐÑÇ ÔÑÔÕÑâÐËÇ.

¿ÕËÏ ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ ÖÏÇÐßÛÇÐËÇ ÔÍÑÓÑÔÕË ÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËâ 6 ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá c ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÐÞÏË ÄÞÛÇ ËÊÑÏÇÓÂÏË.
´Ç ÉÇ ×ÂÍÕÑÓÞ ÆÇÌÔÕÄÖáÕ ÒÓË ÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐËË ÕÓËÙËÍÎÂ 8.
°ÆÐÂÍÑ Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÇÔÕß ÇÜÇ ÑÆËÐ ×ÂÍÕÑÓ, ÑÒÓÇÆÇÎâáÜËÌ
ÔÐËÉÇÐËÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕË 1,5-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (8) ÒÑ
ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ËÊÑÏÇÓÑÏ 6. ¥Îâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 8 ÒÇÓÇØÑÆÐÑÇ
ÔÑÔÕÑâÐËÇ ÏÑÉÐÑ ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕß ÔÎÇÆÖáÜËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ:

°ÚÇÄËÆÐÑ, ÚÕÑ ÍÓÑÏÇ ÆÇÔÕÂÃËÎËÊÂÙËË, ÄÞÊÄÂÐÐÑÌ àÎÇÍÕ-
ÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞÏ (ÒÑ ÔÑÒÓâÉÇÐÐÑÏÖ ÏÇØÂÐËÊÏÖ) à××ÇÍÕÑÏ
ÔÄâÊË C(4a)=N(5), ÐÂ ÔÕÂÃËÎßÐÑÔÕß ÒÇÓÇØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÔÕÑâÐËâ
ÑÍÂÊÞÄÂÇÕ ÐÇÅÂÕËÄÐÑÇ ÄÎËâÐËÇ ÇÜÇ ÑÆËÐ à××ÇÍÕ ì ÐÇÔÄâÊÂÐ-
ÐÑÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÏÇÉÆÖ ÐÂØÑÆâÜËÏËÔâ Ä ÒÇÓË-ÒÑÎÑÉÇÐËË
ÔÄâÊâÏË N(1)_Me Ë C(10)7H. ªÏÇÐÐÑ àÕÑ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑÇ
ÑÃÔÕÑâÕÇÎßÔÕÄÑ ÑÃÝâÔÐâÇÕ, ÒÑ ÐÂÛÇÏÖ ÏÐÇÐËá, ÔÐËÉÇÐËÇ
ÔÍÑÓÑÔÕË ÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ ÕÓËÙËÍÎÂ 8 ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ËÊÑÏÇÓ-
ÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ 6.

®ÇÕÑÆÑÏ ÒÑÎâÓÑÅÓÂ×ËË ÃÞÎÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÑ àÎÇÍÕÓÑ-
ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ 3-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 4-ÙËÂÐÑÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 10 Ä ¥®¶¡.8 µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÇÓ-
ÄÞÏ àÕÂÒÑÏ ÒÓÑÙÇÔÔÂ âÄÎâÇÕÔâ ÒÇÓÇÐÑÔ ÑÆÐÑÅÑ àÎÇÍÕÓÑÐÂ Ä
ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 10 (ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËá ÂÍÓËÆËÐÂ), ÚÕÑ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖÇÕ ÒÑâÄÎÇÐËá ÑÆÐÑàÎÇÍÕÓÑÐÐÑÌ ÄÑÎÐÞ ÐÂ ÒÑÎâ-
ÓÑÅÓÂÏÏÂØ. ´ÂÍÉÇ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÖÄÇÎËÚÇÐËÇ àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑ-
ÐÑÓÐÞØ ÔÄÑÌÔÕÄ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 3 ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÔÆÄËÅÖ ÒÑÕÇÐÙËÂÎÑÄ ÒÑÎÖÄÑÎÐ ÒÑÎâÓÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍÑÅÑ ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÑÄÎÇÐËâ Ä ÔÕÑÓÑÐÖ ÑÕÓËÙÂÕÇÎßÐÞØ ÊÐÂÚÇÐËÌ, Õ.Ç. Í ÊÂÕÓÖÆÐÇ-
ÐËá ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ ÕÓËÙËÍÎÑÄ 10.

III. ®ÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ
¯ÂËÃÑÎÇÇ ÑÃÜËÇ ÒÑÆØÑÆÞ Í ÔËÐÕÇÊÖ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ
ÑÔÐÑÄÞÄÂáÕÔâ ÐÂ ÏÇÕÑÆÂØ, ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞØ ÆÎâ ÊÂÏÞÍÂÐËâ
ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ØËÐÑÎËÐÑÄ. ±ÓËÏÇÐÇÐËÇ
ÓÇÂÍÙËÌ ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ Ë ±×ËÕÙËÐÅÇÓÂ, Â ÕÂÍÉÇ ÔËÐÕÇÊ ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ ÂÓËÎÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÑÄ ÑÃÇÔÒÇÚËÄÂáÕ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß
ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÅÓÖÒ-
ÒÞ Ä ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÒÑÎÑÉÇÐËâØ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ.

1. ²ÇÂÍÙËâ ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ Ë ÇÇ ÏÑÆË×ËÍÂÙËË

²ÇÂÍÙËâ ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ÔÑÃÑÌ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÑÃÜËÌ Ë
ØÑÓÑÛÑ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ Í ÔËÐÕÇÊÖ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÃÇÐÊÑ[b]-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ. £ ÇÇ ÑÔÐÑÄÇ ÎÇÉËÕ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ Ñ-ÂÏËÐÑ-
ÂÓËÎ(ÅÇÕÂÓËÎ)ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÏÇÕËÎÇÐÍÇ-
ÕÑÐÂÏË.9
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ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÒËÓËÆËÐÑÏ.
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²ÇÂÍÙËË ¯ËÏÇÐÕÑÄÔÍÑÅÑ (R1=OH) Ë ±×ËÕÙËÐÅÇÓÂ
(R1=CO2H) ÒÑ ÔÄÑÇÌ ÔÖÕË ÑÚÇÐß ÃÎËÊÍË Í ÓÇÂÍÙËË ¶ÓËÆÎÇÐ-
ÆÇÓÂ (ÓÇÂÍÙËâ ±×ËÕÙËÐÅÇÓÂ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÚÂÔÕÑ ÒÓËÏÇÐâÇÕÔâ ÆÎâ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ).

£ ÍÎÂÔÔËÚÇÔÍÑÏ ÄÂÓËÂÐÕÇ ÓÇÂÍÙËË ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ ËÔÒÑÎß-
ÊÖáÕ Ñ-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÞ Ë ÑÔÐÑ'ÄÐÞÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÞ
(KOH, NaOH, ÒËÒÇÓËÆËÐ Ë ÆÓ.), ÎËÃÑ ÒÓÑÄÑÆâÕ ÓÇÂÍÙËá ÃÇÊ
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ. ªÊ ÏÇÐÇÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞØ Ñ-ÂÏËÐÑÃÇÐ-
ÊÑ×ÇÐÑÐÑÄ ÒÑÎÖÚËÕß ØËÐÑÎËÐÞ Ä ÜÇÎÑÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÖÆÂÇÕÔâ
ÐÇ ÄÔÇÅÆÂ. £ àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÆÎâ ÂÍÕËÄÂÙËË ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ
ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÍËÔÎÑÕÞ (HCl, H2SO4, TsOH, ÒÑÎË×ÑÔ×ÑÓÐÖá
ÍËÔÎÑÕÖ (PPA) Ë ÆÓ.). ¹ÂÔÕÑ ÓÇÂÍÙËá ÒÓÑÄÑÆâÕ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
Ä AcOH Ô ÆÑÃÂÄÎÇÐËÇÏ ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ H2SO4

(ÏÑÆË×ËÍÂÙËâ ¶ÇÐÇÎâ 10).
£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËÇ

ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ, ÚÕÑ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß ÇÇ ÆÎâ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ. ±ÓË àÕÑÏ
ÄÑÊÏÑÉÐÑ ÊÂÏÞÍÂÐËÇ ÍÂÍ ÙÇÐÕÓÂÎßÐÑÅÑ (ÒÖÕË a Ë b), ÕÂÍ Ë
ÄÐÇÛÐÇÅÑ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÑÄ (ÒÖÕË c Ë d ).

©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 2-ÂÏËÐÑ-3-×ÑÓÏËÎÒËÓËÆËÐÞ 12a,b ÄÔÕÖÒÂáÕ
Ä ÓÇÂÍÙËá ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ Ô ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐ-1,3-ÆËÑÐÑÏ Ë ÙËÍÎÑ-
ÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÑÔÐÑ'ÄÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ, ÆÂÄÂâ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 13a,b Ë 14. £ ÔÎÖÚÂÇ
ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐ-1,3-ÆËÑÐÂ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÑÃÎÇÅÚÇÐÂ

ÃÎÂÅÑÆÂÓâ ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÃÑÎßÛÇÌ CH-ÍËÔÎÑÕÐÑÔÕË ÏÇÕËÎÇÐÑ-
ÄÑÅÑ ÊÄÇÐÂ.11, 12

±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ËÊÃÞÕÍÂ Ñ-ÂÏËÐÑÂÎßÆÇÅËÆÂ ÓÇÂÍÙËâ Ô
ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐ-1,3-ÆËÑÐÑÏ ÐÇ ÑÔÕÂÐÂÄÎËÄÂÇÕÔâ ÐÂ ÔÕÂÆËË ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËâ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 14, Â ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÆÂÎÇÇ, ÆÂÄÂâ
ÒÇÐÕÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑÆÖÍÕ 15.12

£ ÓÂÃÑÕÇ 13 Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÇÕÑÐÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ ÒÓËÏÇÐâáÕ
4-ÒËÒÇÓËÆÑÐÞ. ¥ÂÐÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÃÞÎÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ ÆÎâ
ÔËÐÕÇÊÂ 2-ÃÇÐÊËÎ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
(16).

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 2-ÂÏËÐÑ-3-×ÑÓÏËÎÒËÓËÆËÐÂ Ô 2-ÏÇÕËÎ-
ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 1,3,3-ÕÓËÏÇÕËÎ-6-ÂÊÂÃË-
ÙËÍÎÑ[3.2.1]ÑÍÕÂÐÂ (TABO) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÔÐÑ'ÄÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ-
ÕÑÓÂ ÒÓËÄÇÎÑ Í ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÖ 17.14

£ ÃÑÎÇÇ ÓÂÐÐÇÌ ÓÂÃÑÕÇ 15 ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÒÓÑÄÑ-
ÆËÎË ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ô ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÂÕÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä
ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ. ±ÓË àÕÑÏ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ 17 ÃÞÎ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 84%. ±Ñ-ÄËÆËÏÑÏÖ, TABO âÄÎâÇÕÔâ ÐÂËÎÖÚ-
ÛËÏ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÏ ÆÎâ ÓÇÂÍÙËË ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ ÍÂÍ Ô ÕÑÚÍË
ÊÓÇÐËâ ÄÞÔÑÍÑÌ ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË, ÕÂÍ Ë ÐÂËÃÑÎß-
ÛÇÌ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕË, ÚÕÑ ÑÔÑÃÇÐÐÑ ÄÂÉÐÑ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä
ÓÇÂÍÙËË ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ ÍÇÕÑÐÑÄ.14

³ËÐÕÇÊ ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÂÏËÐÑ×ÑÓÏËÎØËÐÑÎËÐÑÄ
à××ÇÍÕËÄÐÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÑÄ Ë ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ.16 ´ÂÍ, 2-ÂÏËÐÑ-3-×ÑÓ-
ÏËÎØËÐÑÎËÐ 18 ÄÔÕÖÒÂÇÕ Ä ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÞÇ ÑÔÐÑÄÂÐËâÏË
ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô ÆËàÕËÎÏÂÎÑÐÂÕÑÏ Ë ÂÓËÎÏÇÕËÎÍÇÕÑ-
ÐÂÏË, ÆÂÄÂâ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 19 Ë 20. ±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÓÇÂÅÇÐÕÂ ÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÅÑ à×ËÓÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß ÐÂ×ÕËÓËÆË-
ÐÑÄ 21 Ë 22.
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3-¡ÏËÐÑØËÐÑÎËÐ-2-ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆ (23) ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÂÙÇÕËÎ-
ÂÙÇÕÑÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 3-ÂÙÇ-
ÕËÎ-2-ÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (24). £ ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 23 Ô ÂÙÇÕÑÖÍÔÖÔÐÞÏ à×ËÓÑÏ ÒÓÑÕÇ-
ÍÂÇÕ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÕÑÎßÍÑ ÍÇÕÑÐÐÑÌ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÒÓË
àÕÑÏ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÌ ÒÓÑÆÖÍÕ ì 2-ÏÇÕËÎ-3-àÕÑÍÔË-
ÍÂÓÃÑÐËÎÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (25).16

2-¡ÏËÐÑÃÇÐÊÑ×ÇÐÑÐ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ØËÐÖÍÎËÆËÐ-3-ÑÐÑÏ Ä
ÖÔÎÑÄËâØ ÑÔÐÑ'ÄÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ, ÆÂÄÂâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 26.17

®ÑÆË×ËÍÂÙËâ ÓÇÂÍÙËË ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ (ÓÇÂÍÙËâ ¢ÑÓÛÇ 18),
ÊÂÍÎáÚÂáÜÂâÔâ Ä ÊÂÏÇÐÇ ÂÎßÆÇÅËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÐÂ ÂÊÑÏÇÕËÐÑ-
ÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ, ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÑÔÖÜÇÔÕÄËÕß ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÃÇÊ
ÑÔÎÑÉÐÇÐËÌ, ÔÄâÊÂÐÐÞØ Ô ÐËÊÍÑÌ ÔÕÂÃËÎßÐÑÔÕßá ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
2-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÄ ÒÓË ÒÑÄÞÛÇÐÐÞØ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂØ.
¿ÕÑÕ ÒÓÑÙÇÔÔ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 27.19

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÄËÙ-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÑËÎÒËÓËÆËÐÑÄ ÎËÃÑ
ÄËÙ-(ÒËÄÂÎÑËÎÂÏËÐÑ)ÃÇÐÊÑËÎÒËÓËÆËÐÑÄ Ô ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ

ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑËÊ-
ÄÑÆÐÞÇ 1,6- (28), 1,7- (29) Ë 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (30) Ô ÄÞØÑÆÂÏË
70 ë 99%.20 ë 22

²ÇÂÍÙËâ ±×ËÕÙËÐÅÇÓÂ 23 ÊÂÍÎáÚÂÇÕÔâ Ä ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÊÂ-
ÕËÐÂ Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ô ÏÇÕËÎÇÐÍÇÕÑÐÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÑÔÐÑÄÂÐËÌ (KOH, NaOH, Ë Õ.Æ.), ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÍÑÕÑÓÞØ
ËÊÂÕËÐ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÔÑÎß ËÊÂÕÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ. ±ÑÔÎÇÆÐââ,
âÄÎââÔß Ñ-ÂÏËÐÑÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ, ÔÒÑÔÑÃÐÂ ÆÂÎÇÇ
ÓÇÂÅËÓÑÄÂÕß Ô ÍÇÕÑÐÂÏË ÒÑ ÓÇÂÍÙËË ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ.

´ÂÍ, ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä ÓÇÂÍÙËË ±×ËÕÙËÐÅÇÓÂ Ä ÍÂ-
ÚÇÔÕÄÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 4-ÒËÒÇÓË-
ÆÑÐÂ ÏÑÉÐÑ ÒÑÎÖÚÂÕß 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÞ Ä ÑÆÐÖ ÔÕÂÆËá Ë Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÒÓËÏÇÓÂ ÏÑÉÐÑ ÒÓËÄÇÔÕË ÓÇÂÍÙËá 7-ÏÇÕËÎËÊÂÕËÐÂ Ô 1-ÃÇÐ-
ÊËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÑÏ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÔÒËÓÕÑÄÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓÇ
KOH, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÌ ÒÑÎÖÚÇÐÂ 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
ÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-10-ÍÂÓÃÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (31).24

¥Îâ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 10 ÂÏËÆÐÖá ÅÓÖÒÒÖ, ÓÇÂÍÙËá
±×ËÕÙËÐÅÇÓÂ ÒÓÑÄÑÆâÕ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÂÏÏËÂÍÂ ËÎË ÔÑÎÇÌ
ÂÏÏÑÐËâ. ´ÂÍ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÊÂÕËÐÑÄ Ô
1-ÃÇÐÊËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÑÏ Ë 1-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-
ÑÐÑÏ Ä àÕËÎÇÐÅÎËÍÑÎÇ ÒÓË ÒÓÑÒÖÔÍÂÐËË ÂÏÏËÂÍÂ Ä ÓÇÂÍÙËÑÐ-
ÐÖá ÔÏÇÔß (150 ë 1608C) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 2-ÃÇÐÊËÎ-
1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-10-ÍÂÓÃÑÍÔÂÏËÆÂ
(32) Ë 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-2-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ-
×ÕËÓËÆËÐ-10-ÍÂÓÃÑÍÔÂÏËÆÂ (33).25 ¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ
ÓÇÂÍÙËâ ËÊÂÕËÐÂ Ô 1-ÕÓÇÕ-ÃÖÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÏ:
ÒÓË ÇÅÑ ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ¥®¶¡ Ô ÂÙÇÕÂÕÑÏ ÂÏÏÑÐËâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
50% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2-ÕÓÇÕ-ÃÖÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆ-
ÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-10-ÍÂÓÃÑÍÔÂÏËÆ (34).26

³ËÐÕÇÊ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ, ÑÔÐÑÄÂÐÐÞÌ ÐÂ ÓÇÂÍÙËË
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ, Â ÕÂÍÉÇ Ñ-ÂÏËÐÑÐËÕÓË-

Pip Ð ÒËÒÇÓËÆËÐ.
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ÎÑÄ Ô ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÍÇÕÑÐÂÏË, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ÔÑÃÑÌ ÒÑÆØÑÆ,
ÄÇÔßÏÂ ÃÎËÊÍËÌ ÓÇÂÍÙËË ¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ. ³ÎÇÆÖÇÕ ÒÑÆÚÇÓÍÐÖÕß,
ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËË ÙËÍÎËÊÂÙËË Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÐËÕÓËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ
ÒÑÊÄÑÎâáÕ ÒÑÎÖÚÂÕß ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ì ÂÊÂÂÐÂÎÑÅÑÄ 9-ÂÏËÐÑÂÍÓËÆËÐÑÄ, ÒÓÇÆÔÕÂÄ-
ÎâáÜËØ ËÐÕÇÓÇÔ ÆÎâ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô
N-ÂÎÍËÎ- Ë N-ÂÓËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÂÏË ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä
POCl3 ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-10-
ØÎÑÓÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 35.27 ë 30

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ 2-ÂÏËÐÑÐËÍÑÕËÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô
ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ Ë POCl3 ÆÂÇÕ 6,7,8,9-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-5-ØÎÑÓÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (36).31 ë 33

£ÂÉÐÑÔÕß ÏÇÕÑÆÂ ÔËÐÕÇÊÂ ÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÄËÙ-ÂÏËÐÑÐËÕÓËÎÑÄ Ô ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÍÇÕÑ-
ÐÂÏË ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÂ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕßá ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÕÇÕÓÂÅËÆ-
ÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 9-ÂÏËÐÑÂÍÓËÆËÐÂ (ÂÊÂÂÐÂÎÑÅÑÄ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐ-
ÐÑÅÑ ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ ÕÂÍÓËÐÂ). £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËâ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ
Ô ÍËÔÎÑÕÂÏË ­ßáËÔÂ (ZnCl2 , AlCl3 , TiCl4) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÍÑÏ-
ÒÎÇÍÔÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÓÂÊÓÖÛÂáÕ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÔÐÑÄÂÐËâ (NH4OH,
ÄÑÆÐÞÌ NaOH). ´ÂÍ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 3-ÂÏËÐÑ-4-ÙËÂÐÑÒËÓË-
ÆËÐÂ Ë 2-ÂÏËÐÑ-3-ÙËÂÐÑÒËÓËÆËÐÂ Ô ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ Ë TiCl4
Ä ÆËØÎÑÓàÕÂÐÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ 5-ÂÏËÐÑ-6,7,8,9-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 37 Ë 38. £ ÓÇÂÍÙËË ÕÇØ ÉÇ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÐÑÓÍÂÏ×ÑÓÑÌ, ËÏÇáÜÇÌ ÃÑÎÇÇ ÉÇÔÕÍËÌ ÒÑ
ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÐÞÌ ÍÂÓÍÂÔ, ÕÂÍÉÇ
ÖÆÂÎÑÔß ÒÑÎÖÚËÕß ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ 1,7- Ë 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑ-
ÄÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 39 Ë 40, ØÑÕâ Ë Ô ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÏÇÐßÛËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË.34

±ËÓÂÐÞ 41, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ËÊ ÂÙÇÕÑÖÍÔÖÔÐÑÅÑ à×ËÓÂ Ë
ÂÓËÎÏÇÕËÎËÆÇÐÏÂÎÑÐÑÐËÕÓËÎÑÄ, ÒÑÆÄÇÓÅÂÎËÔß ÓÇÙËÍÎËÊÂ-
ÙËË ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÙÇÕÂÕÂ ÂÏÏÑÐËâ Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÓËÆËÐÂ 42. ±ÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ Ä ÄËÙ-ÒÑÎÑÉÇÐËË ÙËÂÐÑ- Ë ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ,
ÄÔÕÖÒÂÎË Ä ÓÇÂÍÙËá ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ
ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÆËØÎÑÓàÕÂÐÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË AlCl3 , ÑÃÓÂÊÖâ
ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 43.35, 36

°ÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÂ ÕÂÍÉÇ ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ 2-ÂÏËÐÑ-4,6-ÆË-
ÂÓËÎÐËÍÑÕËÐÑÐËÕÓËÎÑÄ Ô ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ZnCl2 , ÒÓËÄÑÆâÜÂâ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá 10-ÂÏËÐÑ-1,3-ÆËÂÓËÎ-
6,7,8,9-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ Ô ÄÞØÑÆÂÏË
57 ë 65%.37

¡ÐÕÓÂÐËÎÑÐËÕÓËÎ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÍÇÕÑÐÂÏË,
ÕÂÍËÏË ÍÂÍ 1-ÕÓÇÕ-ÃÖÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐ Ë
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ ÒÔÇÄÆÑÒÇÎÎÇÕËÇÓËÐÂ (44), Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ZnCl2 ,
ÆÂÄÂâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,6-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 45 Ë
46.26, 30

R1 =H, Alk, NO2, Hal; R2 = Alk, Ar.
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2. ¸ËÍÎËÊÂÙËË ÂÓËÎÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÑÄ

³ËÐÕÇÊÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÂÓËÎÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ Ä
ÂÓËÎßÐÑÏ (ÓÇÉÇ Ä ÒËÓËÆËÐÑÄÑÏ) ÙËÍÎÇ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÖ, ÔÒÑÔÑÃ-
ÐÖá ÑÃÇÔÒÇÚËÕß ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÖá ÙËÍÎËÊÂÙËá, âÄÎâáÕ-
Ôâ à××ÇÍÕËÄÐÞÏ ÒÑÆØÑÆÑÏ Í ÒÑÔÕÓÑÇÐËá ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆË-
ÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ. ¡ÓËÎÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÞ ÑÃÞÚÐÑ ÒÑÎÖÚÂáÕ
ÒÖÕÇÏ ÊÂÏÇÜÇÐËâ ÂÓËÎÂÏËÐÂÏË ØÑÓÑÛËØ ÖØÑÆâÜËØ ÅÓÖÒÒ Ä
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÓËÆËÐÂ, Â ÕÂÍÉÇ Ô ÒÑÏÑÜßá ÓÇÂÍÙËË µÎß-
ÏÂÐÂ.

Â. ¸ËÍÎËÊÂÙËË Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ,
ÍÇÕÑÐÑÄ Ë ÔÎÑÉÐÞØ à×ËÓÑÄ

¥ËÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÎß N,N-ÆËÏÇÕËÎ×ÑÓÏÂÏËÆÂ (DMFDMA) ÓÇÂ-
ÅËÓÖÇÕ Ô N-ÂÓËÎÇÐÂÏËÐÂÏË 47 ÍÂÍ ÒÑ ÂÏËÆÐÑÌ, ÕÂÍ Ë ÒÑ
ÂÍÕËÄÐÑÌÏÇÕËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ, ÒÓËÄÑÆâ Í ÔÏÇÔâÏ ÆËÇÐÂÏËÆËÐÑÄ
48 Ô 1-ÂÓËÎÒËÓËÏËÆËÐÑÐÂÏË 49.38 £ÄËÆÖ ÐËÊÍÑÌ ÔÕÂÃËÎßÐÑ-
ÔÕË ÆËÇÐÂÏËÆËÐÑÄ 48 ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÔÏÇÔË ÃÇÊ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÒÑÆ-
ÄÇÓÅÂáÕ ÍËÔÎÑÕÐÑÏÖ ÅËÆÓÑÎËÊÖ Ä ÄÑÆÐÑÌ AcOH, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÚÇÅÑ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÏÇÔË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ×ÑÓÏËÎÒËÓËÆÑÐÑÄ
50 Ë ÒËÓËÆÑÐÑÄ 51. ¶ÑÓÏËÎÒËÓËÆÑÐÞ 50 ÎÇÅÍÑ ÄÞÆÇÎâáÕÔâ
ÃÎÂÅÑÆÂÓâ ÏÇÐßÛÇÌ ÓÂÔÕÄÑÓËÏÑÔÕË. ¢ÞÎÑ ÔÒÇÙËÂÎßÐÑ ÒÑÍÂ-
ÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ×ÑÓÏËÎÒËÓËÆÑÐÑÄ ÄÑÊÏÑÉÐÑ ÕÑÎßÍÑ
ËÊ ÆËÇÐÂÏËÆËÐÑÄ 48, Â ÅËÆÓÑÎËÊ ÒËÓËÏËÆËÐÑÐÑÄ 49 ÆÂÇÕ
ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ ÒËÓËÆÑÐÞ 51.

¸ËÍÎËÊÂÙËâ 4-ÂÓËÎÂÏËÐÑ-5-×ÑÓÏËÎ-3-ÙËÂÐÑÒËÓËÆÑÐÑÄ
50a,b ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ POCl3 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Et3N .HCl, ÒÑÊÄÑ-
ÎËÎÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß 3-ØÎÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÂ 52a,b.38, 39

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÂÓËÎÂÏËÐÑÄ Ô ÒËÓËÆÑÐÂÏË 53 ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ 4-ÂÓËÎÂÏËÐÑÒËÓËÆÑÐÞ 54. ²ÇÂÍ-
ÙËá ÏÑÉÐÑ ÒÓÑÄÑÆËÕß Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜÇÅÑ ÂÓËÎÂÏËÐÂ.40, 41 ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 54 ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ
×ÑÓÏËÎËÓÖáÕÔâ ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËá 3, ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÑÏÖ ÂÓËÎ-
ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÑÌ, Ë ÊÂÕÇÏ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ
ÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 55, ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÏ
ÍÑÎßÙÇ Ë Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 3.40, 42

4-(2-¡ÏËÐÑ×ÇÐÑÍÔË)-3-ÃÇÐÊÑËÎÒËÓËÆËÐ (56) ÐÇÖÔÕÑÌÚËÄ
ÍÂÍ Ä ÕÄÇÓÆÑÏ ÔÑÔÕÑâÐËË, ÕÂÍ Ë Ä ÓÂÔÕÄÑÓÇ Ë ÒÑÔÕÇÒÇÐÐÑ
ËÊÑÏÇÓËÊÖÇÕÔâ Ä ÂÐËÎËÐÑÒËÓËÆËÐ 57 Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ O?N-
ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ³ÏÂÌÎÔÂ.43 ±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 56
Ä PPA ÄÔÎÇÆ ÊÂ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÑÌ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ä
6-ÅËÆÓÑÍÔË-10-×ÇÐËÎÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (58).44

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 59 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÆË×ÇÐËÎÑÄÑÏ à×ËÓÇ
ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ c ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃÇÐÊÑ[b][1,7]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 60.45
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R= 2-Cl (59), 4-OMe (59); 6-Cl (60), 8-OMe (60).
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Ã. ¸ËÍÎËÊÂÙËË Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ

²ÇÂÍÙËâ µÎßÏÂÐÂ ÃÞÎÂ ÒÓËÏÇÐÇÐÂ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ 2-(3,5-ÆË-
ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎ)ÂÏËÐÑÐËÍÑÕËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (61), ÍÑÕÑÓÂâ Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËâ Ä PPA ÙËÍÎËÊÑÄÂÎÂÔß Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐÂ 62.46

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÞÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ËÊ ÂÓËÎÂÏËÐÑÐËÍÑÕËÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ
ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÆÓÖÅËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÑÐÂ.47, 48

Ä. ¸ËÍÎËÊÂÙËË Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÐËÕÓËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ

°ÆÐËÏ ËÊ ÐÂËÃÑÎÇÇ à××ÇÍÕËÄÐÞØ ÏÇÕÑÆÑÄ ÊÂÏÞÍÂÐËâ ÒËÓË-
ÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÐËÕÓËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ âÄÎâ-
ÇÕÔâ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÔËÎßÐÞÏË ÍËÔÎÑÕÂ-
ÏË. ´ÂÍ, PPA ÔÒÑÔÑÃÐÂ ÒÓËÔÑÇÆËÐâÕßÔâ Í ÐËÕÓËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 63.49 ¥Îâ ÐËØ ÄÑÊÏÑÉÐÑ ÓÂÄÐÑÄÇ-
ÔËÇ Ô ËÏËÐÑÍÂÓÃÇÐËÇÄÞÏË ËÑÐÂÏË 64, ÍÑÕÑÓÞÇ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ
ÃÑÎÇÇ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞ, ÚÇÏ ËÔØÑÆÐÞÇ ËÏËÐÑà×ËÓÞ 63.50

£ÏÇÔÕÑ PPA ÏÑÅÖÕ ÒÓËÏÇÐâÕßÔâ Ë ÍÑÐÙÇÐÕÓËÓÑÄÂÐÐÞÇ
H2SO4 Ë H3PO4 , ÔÒÑÔÑÃÐÞÇ ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÕß ÐËÕÓËÎßÐÖá ÅÓÖÒ-
ÒÖ ÊÂ ÔÚÇÕ ÇÇ ÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËâ. ¯ÇÆÑÔÕÂÕÍÑÏ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ
PPA Ë H2SO4 âÄÎâÇÕÔâ ÕÑ, ÚÕÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛËÇÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÙËÍÎËÊÂÙËË ÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÄÑ ÏÐÑÅËØ
ÔÎÖÚÂâØ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÅËÆÓÑÎËÊÖ, ÆÂÄÂâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ
ÑÍÔÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ. ´ÂÍ, ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ
2-ØÎÑÓ-3-ÙËÂÐÑÒËÓËÆËÐÂ 65 Ô ÂÓËÎÂÏËÐÂÏË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÔÑÑÕ-

ÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ 2-ÂÓËÎÂÏËÐÑ-3-ÙËÂÐÑÒËÓËÆËÐÞ 66, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä PPA ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÑÐÞ 67.51

Å. ¸ËÍÎËÊÂÙËË Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÍÂÓÃÑÍÂÕËÑÐÑÄ

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 5,10-ÆËÅËÆÓÑ-5,5-ÆËÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÂ (68) ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓ-
ÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÍÂÓÃÑÍÂÕËÑÐÑÄ 69, ÅÇÐÇÓËÓÖÇÏÞØ in situ ËÊ
ÔÒËÓÕÑÄ 70 ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ PPA.52

3. ¡ÐÐÇÎËÓÑÄÂÐËÇ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ
Í ØËÐÑÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÇ

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÐÑÅÑ ÒÑÆØÑÆÂ Í ÒÑÔÕÓÑÇÐËá ÃÇÐÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÏÑÉÐÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂ-
ÐËÇ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ Í ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ØËÐÑÎËÐÂÏ.

£ ÔËÐÕÇÊÇ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÒÓËÏÇÐÇÐÂ
ÓÇÂÍÙËâ ³ÍÓÂÖÒÂ.53 ´ÂÍ, ËÊ 2-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÑ[ f ]ØËÐÑÎËÐÂ 71
ÒÑÎÖÚÇÐ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÞÌ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐ 72. ²ÇÂÍÙËá ÒÓÑ-
ÄÑÆËÎË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÍËÔÎËÕÇÎâ ì ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎÔÖÎß×Ñ-
ÍËÔÎÑÕÞ, ÑÃÓÂÊÖáÜÇÌÔâ in situ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÐËÕÓÑ-
ÃÇÐÊÑÎÂ Ô ÑÎÇÖÏÑÏ.54

N-¡ÓËÎÂÏËÆÞ (73) Ë ÐËÕÓËÎÞ (74) 2-ÏÇÕËÎØËÐÑÎËÐ-3-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÎßÆÇÅË-
ÆÂÏË ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä Ò-ÍÔËÎÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÔÐÑÄÂÐËâ.55, 56 °ÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ ÒÓË àÕÑÏ b-ÂÓËÎÄË-
ÐËÎßÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 75 Ë 76 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä PPA ÙËÍÎË-
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+
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+
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ÊÑÄÂÎËÔß Ä 3-×ÇÐËÎ-1-ÑÍÔÑ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ 77.55, 56

°ÒËÔÂÐÂ 57 ÂÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÂÐËÎËÆÂ 8-ÃÇÐÊËÎ-
ËÆÇÐ-2-ÔÕËÓËÎ-5,6,7,8-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÎËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔ-
ÎÑÕÞ Ä 6-ÃÇÐÊËÎËÆÇÐ-2,3-ÆË×ÇÐËÎ-1-ÑÍÔÑ-1,2,3,4,6,7,8,9-
ÑÍÕÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä PPA
(80 ë 84% P2O5) ÒÓË 1358C.

2-¡ÏËÐÑ-3-ÙËÂÐÑÅÇÍÔÂÅËÆÓÑØËÐÑÎËÐ (78) ÒÑÔÎÇ ÂÙËÎËÓÑ-
ÄÂÐËâ ØÎÑÓÂÙÇÕËÎØÎÑÓËÆÑÏ Ë ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ Ô ÏÑÓ×ÑÎËÐÑÏ
ÆÂÇÕ ÏÑÓ×ÑÎËÐÂÙÇÕËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 79. ¸ËÍÎËÊÂÙËâ ÒÑÎÖÚÇÐ-
ÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐÖ 80.58

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÌ ÒËÒÇÓËÆËÐÑÏ ÓÇÂÍÙËË ÏÑÓ-
×ÑÎËÐÑÏÇÕËÎÇÐÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÑÐÂ Ô ÆËÏÇÓÑÏ ÏÂÎÑÐÑÐËÕÓËÎÂ
81 Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÅÑ ÐÂÅÓÇÄÂÐËâ ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ Ä
ÍÑÐÙÇÐÕÓËÓÑÄÂÐÐÑÌ H2SO4 ÑÃÓÂÊÑÄÂÎÑÔß ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 82.59

±ÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÆËÏÇÕÑÍÔËØËÐÑÎËÐÑÄ 83, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÄËÙ-
ÂÏËÐÑ- Ë ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÞ, Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,5]- Ë ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐÑÄ 84 ÃÞÎÑ ÑÔÖÜÇÔÕÄ-
ÎÇÐÑ Ä ÆÄÇ ÔÕÂÆËË. ²ÇÂÍÙËâ ØËÐÑÎËÐÑÄ 83 Ô ÂÙÇÕÂÎÇÏ ¥®¶¡
ÆÂÎÂ ÂÏËÆËÐÞ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÍÑÕÑÓÞØ Ô ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÑÏ Ë
Ð-ÃÖÕËÎÎËÕËÇÏ ÄÍÎáÚÂÎÑ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÇ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ ÆË-
ÏÇÕËÎÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ ÂÐËÑÐÑÏ ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÂ Ë ÙËÍÎËÊÂÙËá
´ÑÓÒÂ ë¸ËÅÎÇÓÂ. ¢ÖÕËÎÎËÕËÌ ÖÚÂÔÕÄÑÄÂÎ Ä ÐÇÌ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÑÔÐÑÄÂÐËâ, ÑÕÓÞÄÂáÜÇÅÑ ÒÓÑÕÑÐ ÑÕ ÂÍÕËÄÐÑÌ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ
ÅÓÖÒÒÞ, ÚÕÑ ÑÃÇÔÒÇÚËÄÂÎÑ ÊÂÏÞÍÂÐËÇ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ.60

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ 3-×ÑÓÏËÎ-2-ØÎÑÓØËÐÑÎËÐÑÄ 85 Ô ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÏË ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÂÏË Ä MeOH Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË MeONa ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í 2-ØÎÑÓ-3-ÙËÂÐÑÄËÐËÎßÐÞÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 86.61 ±ÑÎÖ-
ÚÇÐÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÄÕÑÓËÚÐÞÏË ÂÏË-
ÐÂÏË ÅÎÂÆÍÑ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
2-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 87.

2-·ÎÑÓ-3-ÙËÂÐÑØËÐÑÎËÐ (88) Ë ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎÂÙÇÕËÎÇÐ
ÄÔÕÖÒÂáÕ Ä ÓÇÂÍÙËá ³ÑÐÑÅÂÛËÓÞ, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÖá Pd0,
ÍÑÕÑÓÞÌ ÅÇÐÇÓËÓÖÇÕÔâ Ä ØÑÆÇ ÓÇÂÍÙËË ËÊ PdCl2(PPh3)2 . ±ÑÔÎÇ-
ÆÖáÜÇÇ ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇ ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÜÇÎÑÚÐÑÌ
ÔÓÇÆÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 3-ÙËÂÐÑ-2-àÕËÐËÎØËÐÑÎËÐÖ 89. ±ÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÇ Í ÐÇÏÖ (S )-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÑÎÂ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇ-
ÐËÇÏ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË ÆÂÇÕ ÂÏËÐ 90, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä
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CN

R3

86 (49 ± 85%)

HX, D

N N

R3

X

87 (34 ± 98%)

R1 = R2 =H, OMe; R3 = C6H4Cl-4, SC6H4Cl-4;

X = , ,N N O N NMe

R2

R1

R2

R1

88
N Cl

CN

89 (69%)

N C

CN

CH

1) (S )-RNH2

2) NaBH4

91
N

NR

O

N

NHR
CN

90

95%-ÐÞÌ EtOH,
H2O, D

R= CH(CH2OH)CH2Ph.

2) OH7

1) Me3SiC CH,
CuI, Et3N, PdCl2(PPh3)2

1008 ¡.³.ªÄÂÐÑÄ, ¯.©.´ÖÅÖÛÇÄÂ, £.¤.¤ÓÂÐËÍ



ÄÑÆÐÑÏ àÕÂÐÑÎÇ ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂ-
ÙËË ÒÑ ÐËÕÓËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ Ë ÅËÆÓÑÎËÊÖ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÎÂÍÕÂÏÂ 91 (ÄÞØÑÆ 52% ÐÂ ÆÄÇ ÔÕÂÆËË).62

3-¶ÑÓÏËÎØÓÑÏÑÐ (92), ÏÑÎÇÍÖÎÂ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ËÏÇÇÕ ÕÓË
àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞØ ÙÇÐÕÓÂ ì C(2), C(4) Ë CHO, ì ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô
2-ÂÏËÐÑ-1H-ØËÐÑÎËÐ-4-ÑÐÑÏ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃÇÐÊÑ[b][1,8]-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐÂ 93.63 ±Ñ ÏÐÇÐËá ÂÄÕÑÓÑÄ ÓÂÃÑÕÞ 63, 2-ÂÏË-
ÐÑØËÐÑÎËÐ-4-ÑÐ, Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 3 ÂÍÕË-
ÄËÓÑÄÂÐÑ àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓÐÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÑÌ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑ
b-ÒÑÎÑÉÇÐËá Ä ÇÐÂÏËÐÂØ, ÏÑÉÇÕ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÕßÔâ ÍÂÍ ÒÑ
ÂÎßÆÇÅËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ (àÕÑÕ ÒÖÕß, Ô ÐÂÛÇÌ ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ, ÒÓÇÆ-
ÒÑÚÕËÕÇÎÇÐ), ÕÂÍ Ë ÒÑ ÂÕÑÏÖ C(2) ØÓÑÏÑÐÂ 92 Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ 94 ËÎË 95 ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ. £ ÑÃÑËØ ÔÎÖÚÂâØ
ÒÓË ÙËÍÎËÊÂÙËË ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ 94 Ë 95 ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐ 93.63

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 96 Ô ÆË(ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ)ÔÖÍÙËÐÂÕÑÏ
Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË BunLi ÆÂÇÕ ÔÏÇÔß ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑ-
ÏÇÓÐÞØ ÔÒËÓÕÑÄ 97 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 59%. ±ÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÒÑÎÖÚÇÐ-
ÐÞØ ÔÒËÓÕÑÄ ÔHCl Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÖÆÂÎÇÐËÇ ÊÂÜËÕÐÑÌ
ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ë ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇÏ 3-ÍÂÓÃÑÍÔËÏÇÕËÎÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 98.64

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 99 Ô ÆËÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÎÇÏ ÆËÏÇÕËÎ-
×ÑÓÏÂÏËÆÂ ÒÓËÄÇÎÂ Í ÇÐÂÏËÐÖ, ÒÇÓÇÂÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ
ÏÇÕËÎÂÏËÐÑÏ ÔÆÇÎÂÎÑ ÄÑÊÏÑÉÐÞÏ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ ØÎÑÓÂ Ä ÒÑÎÑ-

ÉÇÐËË 2 ØËÐÑÎËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ Ë ÙËÍÎËÊÂÙËá Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 100.65 ë 67

4. ³ËÐÕÇÊÞ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ
ÑÓÕÑ-ØËÐÑÐÏÇÕËÆÐÞØ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ

³ËÐÕÇÊ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ, ËÏÇáÜËØ
ÔÕÓÑÇÐËÇ Ñ-ØËÐÑÐÏÇÕËÆÑÄ Ë Ñ-ØËÐÑÐËÏËÐÑÏÇÕËÆÑÄ (Ä ÆÂÎß-
ÐÇÌÛÇÏ ÃÖÆÇÏ ËØ ÐÂÊÞÄÂÕß ØËÐÑÐÏÇÕËÆÂÏË) ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ
ÔÑÃÑÌ ÑÓËÅËÐÂÎßÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ Í ÒÑÔÕÓÑÇÐËá ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆË-
ÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ. £ÔÕÓÇÚÂáÜÇÇÔâ Ä ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ÐÂÊÄÂÐËÇ ÂÊÂÍ-
ÔËÎËÎÇÐÞ âÄÎâÇÕÔâ ÐÂ ÐÂÛ ÄÊÅÎâÆ ÐÇÖÆÂÚÐÞÏ ÔËÐÑÐËÏÑÏ
Ñ-ØËÐÑÐËÏËÐÑÏÇÕËÆÑÄ.

¡ÏËÆËÐ 101, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÌ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË 2-ÕÓË×ÕÑÓ-
ÏÇÕËÎÂÐËÎËÐÂ Ë ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ N-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-2-ÑÐÂ Ô
POCl3 , ÓÇÂÅËÓÑÄÂÎ Ô ÅÇÍÔÂÏÇÕËÎÆËÔËÎÂÊËÎÂÏËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ
(NaHMDS), ÑÃÓÂÊÖâ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑÆÖÍÕ 102.68

³ÑÅÎÂÔÐÑ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÑÏÖ ÂÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 68 ÏÇØÂÐËÊÏÖ
ÙËÍÎËÊÂÙËË, ÂÐËÑÐ, ÒÑÎÖÚËÄÛËÌÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÕÓÞÄÂ ÒÓÑ-
ÕÑÐÂ ÑÕ ÂÏËÆËÐÂ 101 ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÔÐÑÄÂÐËâ, ÕÇÓâÇÕ ×ÕÑ-
ÓËÆ-ÂÐËÑÐ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ØËÐÑÐÏÇÕËÆÂ 103. ¦ÅÑ ÙËÍÎËÊÂÙËâ
Ä ÍÑÐÇÚÐÞÌ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑÆÖÍÕ 102 ÏÑÉÇÕ ÓÇÂÎËÊÑÄÞ-
ÄÂÕßÔâ ÆÄÖÏâ ÒÖÕâÏË: a ì àÎÇÍÕÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÂâ ÓÇÂÍÙËâ,

O

CHO

O

92

+

N

O

H2N
H

O

O

HN N

O

H

ËÎË

H

94

95

OHC

O

H2N N

OOH

H93 (65%)

O

N

OOH

N

AcOH, D, 2 Ú

NH

CHO

OCOBut96

ButO2C CO2But,
BunLi, PriNH

THF,7788C

NH

OCOBut

OH

ButO2C
CO2But

97 (59%)

HCl, D

N

N

N

N O

CO2H

H98 (43%)

N Cl

F

Hal

OEt

O O

99

DMFDMA

N Cl

F

Hal

OEt

O O

NMe2
(91%)

MeNH2, EtOH

N N
Me

F

Hal

OEt

O O

100 (83%)

NO

CF3

NH2

+

Me

POCl3, CHCl3

608C

THF

CF3

N N
Me101

N N

NH2

Me102

NaHMDS

101

Z77HZ

N N

FF
F

Me

7

N N

FZ
F

Me

7

N N

F
Z

Me

103
N N

F
F

Me

Z7

ÒÖÕß a

ÒÖÕß b

Z7 = 7N(SiMe3)2.

7F7

7F7

102
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ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÇ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ ×ÕÑÓÂ ÐÂ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÖ Ë ÒÑÔÎÇ-
ÆÖáÜÂâ ÂÓÑÏÂÕËÊÂÙËâ Ô ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇÏ HF; b ì ÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÇ ÂÐËÑÐÂ Z7 Ë ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇ ×ÕÑÓËÆ-ÂÐËÑÐÂ c ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÍÑÐÇÚÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ 102.

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔÕÑÚÐËÍÑÄ ØËÐÑÐÏÇÕËÆÑÄ ÏÑÉÐÑ ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÕß ÒÑÎÖÂÙÇÕÂÎË 104, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ
4-ÅËÆÓÑÍÔËÒËÓËÆËÐ-2-ÑÐÑÄ.69, 70 ±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÒÑÎÖÂÙÇÕÂ-
ÎÇÌ 104 ÒÓÑËÔØÑÆËÕ àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ ÂÙÇÕÑÐÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ØËÐÑÐÏÇÕËÆÐÞØ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ 105, ÍÑÕÑÓÞÇ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô
ÂÐËÎËÐÑÏ, ÆÂÄÂâ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ 106.

±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔÕÑÚÐËÍÑÄ ØËÐÑÐÏÇÕËÆÑÄ
ÒÑÎÖÂÙÇÕÂÎÇÌ, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ 3-ÅËÆÓÑÍÔËØËÐÑÎÑÐÑÄ,
ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ 1,6-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ. £ÞÆÇÎÇÐËÇ ÂÙÇÕÑÐÂ Ä ØÑÆÇ ÓÇÂÍÙËË
ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ 2,4-ÆË-
ÐËÕÓÑ×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊÑÐÂ.

ÄËÙ-­ËÕËËÓÑÄÂÐËÇ 4-ÕÓÇÕ-ÃÖÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÂÏËÐÑÒËÓË-
ÆËÐÂ (107) Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÎËÕËÇÄÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ
Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË ÆÂáÕ ÔÒËÓÕ 108, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 109 Ä ÖÔÎÑÄËâØ ×ÎàÛ-
ÄÂÍÖÖÏ-ÒËÓÑÎËÊÂ (FVP). £ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËË ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ
ÒÓÑÆÖÍÕÂ 109, ÒÑ-ÄËÆËÏÑÏÖ, ÒÓËÐËÏÂÇÕ ÖÚÂÔÕËÇ ØËÐÑÐÏÇÕËÆ-
ÐÞÌ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ 110.71

5. ²ÇÂÍÙËË ÆÑÏËÐÑ

²ÇÂÍÙËË ÆÑÏËÐÑì àÕÑ ÒÓÑÙÇÔÔÞ, ÄÍÎáÚÂáÜËÇ ÆÄÂ ËÎË ÃÑÎÇÇ
ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÐÑÄÞØ ÔÄâ-
ÊÇÌ (ÑÃÞÚÐÑ ÔÄâÊÇÌ C7C). ¿ÕË ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑÕÇÍÂáÕ Ä ÑÆÐËØ Ë
ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÃÇÊ ÆÑÃÂÄÎÇÐËâ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ë
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ, ÒÓËÚÇÏ ÍÂÉÆÂâ ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÓÇÂÍÙËâ ËÆÇÕ
ÃÎÂÅÑÆÂÓâ ÒÑâÄÎÇÐËáÐÂ ÒÓÇÆÞÆÖÜÇÌ ÔÕÂÆËË ÐÑÄÑÌ ×ÖÐÍÙËÑ-
ÐÂÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË.72 °ÒËÔÂÐÞ ÎËÛß ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÒÓËÏÇÓÑÄ
ÔËÐÕÇÊÂ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÏÑÉÐÑ ÃÞÎÑ ÃÞ ÑÕÐÇ-
ÔÕË Í ÓÇÂÍÙËâÏ ÆÑÏËÐÑ. ´ÂÍ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 2-ÂÏËÐÑÃÇÐÊ-
ÂÎßÆÇÅËÆÂ Ô ÆËÏÇÓÑÏ ÏÂÎÑÐÑÐËÕÓËÎÂ 81, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ
ÒËÒÇÓËÆËÐÑÏ, ÒÓËÄÑÆËÕ Í 1,3-ÆËÂÏËÐÑ-2-ÙËÂÐÑÃÇÐÊÑ[b][1,8]-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÖ (110).73

4-¡ÏËÐÑ-2-ÏÇÕËÎÕËÑ-3-ÙËÂÐÑØËÐÑÎËÐ (111) ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô
ÆÄÖÏâÏÑÎÇÍÖÎÂÏË ÆËÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (DMAD) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË K2CO3 ËÎË K3PO4

.H2O
Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÕÇÕÓÂÏÇÕËÎ-1H-ØËÐÑÎËÐÑ[2,3,4-de][1,6]ÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐ-2,3,5,6-ÕÇÕÓÂÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÂ (112).74 ®ÇØÂÐËÊÏ àÕÑÌ
ÓÇÂÍÙËË ÏÑÉÐÑ ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕß Ä ÄËÆÇ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕË ÔÕÂ-
ÆËÌ: ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ DMAD Í ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÇ, ÑÕÓÞÄ ÒÓÑÕÑÐÂ
ÑÕ ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÑÌÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÔÐÑ-
ÄÂÐËâ Ë ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÐËÕÓËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ. ¬ ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÄÛÇÌÔâ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÇ ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ
ÒÓËÔÑÇÆËÐâÇÕÔâ ÄÕÑÓÂâ ÏÑÎÇÍÖÎÂ DMAD Ë ÆÂÎÇÇ ÔÎÇÆÖÇÕ
ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ ÅÓÖÒÒÞ
Ë ÊÂÏÇÜÇÐËÇÏ ØÑÓÑÛÇÌ ÖØÑÆâÜÇÌ ÅÓÖÒÒÞMeS.

6. ¥ÓÖÅËÇ ÕÓÂÐÔ×ÑÓÏÂÙËË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ,
ÒÓËÄÑÆâÜËÇ Í ÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ

³ËÐÕÇÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ
ÆÓÖÅËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ÔÑÃÑÌ ÒÑÆ-
ØÑÆ, ÒÑÊÄÑÎâáÜËÌ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÏÐÑÅËÇ ËÊ
ÍÑÕÑÓÞØ ÕÓÖÆÐÑ ÒÑÎÖÚËÕß ÆÓÖÅËÏË ÏÇÕÑÆÂÏË.

ªÊÄÇÔÕÐÂ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÓÂÊÎËÚÐÞØ 8p-àÎÇÍÕÓÑÐÐÞØ
ÔËÔÕÇÏ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÆÄÖØÄÂÎÇÐÕÐÖá ÔÇÓÖ, ÒÓÇÄÓÂÜÂÕßÔâ Ä
ÃÑÎÇÇ ÔÕÂÃËÎßÐÞÇ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ä ØÑÆÇ ÕÇÓÏË-
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O
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6008C

CHO

NH2

+ 81
CN

NH2

CN

CN

NH2

N NH2

CN

CN

NH2

N N

CN

NH2

NH2

110

Pip
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ÚÇÔÍÑÌ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË, ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂáÜÇÌÔâ ÖÆÂÎÇÐËÇÏ
ÔÇÓÞ ËÊ ÙËÍÎÂ.75 ¥ÂÐÐÞÌ ÒÓËÐÙËÒ ÎÇÅ Ä ÑÔÐÑÄÖ ÔËÐÕÇÊÂ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ, ÅÇÐÇÓËÓÖÇÏÞØ in situ
ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ 1,4-ÕËÂÊÇÒËÐÑÄ. ´ÂÍ,
ÓÇÂÍÙËâ 3-ÂÏËÐÑ-2-ØÎÑÓÒËÓËÆËÐÂ Ô ÆËàÕËÎÍÇÕÂÎÇÏ ÙËÍÎÑÅÇÍ-
ÔÂÐÑÐÂ ÆÂÇÕ ËÏËÐ 113. ­ËÕËËÓÑÄÂÐËÇ ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÆÑÏ ÎËÕËâ (LDA) Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂ-
ÃÑÕÍÑÌArC(S)OEt ÒÓËÄÑÆËÕ Í 10-ÂÓËÎ-6,7,8,9-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ 114. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÄÇÓÑâÕÐÑ, ÚÕÑ ÒÓÑÙÇÔÔ
ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ÔÕÂÆËË ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÎËÕËËÓÑÄÂÐÐÑÅÑ
ËÏËÐÂ Í ÏÑÎÇÍÖÎÇ ArC(S)OEt, ÊÂÏÞÍÂÐËâ 1,4-ÕËÂÊÇÒËÐÑÄÑÅÑ
ÙËÍÎÂ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ àÍÔÕÓÖÊËË ÔÇÓÞ ËÊ 8p-àÎÇÍÕÓÑÐÐÑÌ
ÔËÔÕÇÏÞ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ 115, ÒÓËÄÑÆâÜÇÌ Í ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆË-
ÐÂÏ 114.76 ¥ÂÐÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ, ÒÑ-ÄËÆËÏÑÏÖ, ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÒÓË-
ÏÇÐÇÐ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÐÇ ÕÑÎßÍÑ 1,5-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ, ÐÑ Ë ÆÓÖÅËØ
ËÊÑÏÇÓÑÄ.

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË N-(4-ÏÇÕÑÍÔËÃÇÐÊËÎ)ÂÐÕÓÂÐËÎÂÏË-
ÆÂ (116) Ô N-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÑÏ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÔÒËÓÑ(ÒË-
ÒÇÓËÆËÐ-4,20-(10,20,30,40-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÂÊÑÎËÐÑÐ)) (117), ÍÑÕÑ-
ÓÞÌ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ô ÖÍÔÖÔÐÞÏ ÂÐÅËÆÓËÆÑÏ Ë ÒËÓËÆËÐÑÏ Ä
ÍÔËÎÑÎÇ ÒÑÆÄÇÓÅÂÎÔâ ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃÇÐÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 118.77

£ ÃÑÎÇÇ ÓÂÐÐÇÌ ÓÂÃÑÕÇ 78 ÃÞÎÑ ÒÓÑÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÑÄÂÐÑ, ÚÕÑ
N(3)-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÇ Ë N(1),N(3)-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÑÇ ÔÒËÓÑÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ, ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞÇ ÒÑ ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ ØËÐÂÊÑÎËÐÖ 117, Ä àÕËØ ÖÔÎÑ-
ÄËâØ ÐÇ ÓÇÂÅËÓÖáÕ. £ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÔÒËÓÑÔÑÇÆËÐÇÐËÇ, Ä ÍÑÕÑ-
ÓÑÏ ÑÃÂ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ ØËÐÂÊÑÎËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ ÐÇ ËÏÇáÕ ÊÂÏÇÔ-
ÕËÕÇÎÇÌ, ÒÓÇÄÓÂÜÂÎÑÔß Ä ØËÐÂÊÑÎÑÐ. ¢ÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÂâ
ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ÒÑÎÖÚÂÎÂÔß ÕÑÎßÍÑ ËÊ N(1)-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÌ.78 ªÔØÑÆâ ËÊ àÕËØ ÆÂÐÐÞØ, ÆÎâ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ 117 Ä 118 ÃÞÎ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÏÇØÂÐËÊÏ, ÐÂ ÒÇÓÄÑÌ ÔÕÂÆËË
ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÎÂÍÕÂÏÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ NH.

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÆËÂÊÇÒËÐÂ 119 Ä 40%-ÐÑÌ HBr ÐÂÓâÆÖ Ô
ÆÇÏÇÕËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËâ Ä ÃÇÐÊÑ[b][1,6]-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐ 120. ®ÑÉÐÑ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉËÕß, ÚÕÑ ÒÑÔÎÇ ÅËÆÓÑ-
ÎËÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËâ ÆËÂÊÇÒËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ Ä ÍËÔÎÑÌ
ÔÓÇÆÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ 121, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ
a,b-ÐÇÐÂÔÞÜÇÐÐÑÅÑ ÍÇÕÑÐÂ. ¿ÕÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÑ ®ËØÂàÎá Ô ÖÚÂÔ-
ÕËÇÏ ÅÓÖÒÒÞ NH Ë b-ÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ÂÍÓËÎÑËÎßÐÑÅÑ
×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÕÓÂÐÔ×ÑÓÏËÓÖÇÕÔâ Ä ÕÓÂÐÔ-ËÊÑÏÇÓ 120.79

¡ÓËÎÏÇÕËÎËÆÇÐÏÂÎÑÐÑÐËÕÓËÎÞ 122a,b ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô
ÆËÏÇÆÑÐÑÏ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÑ
®ËØÂàÎá, ÍÑÕÑÓÞÇ ÔÒÑÐÕÂÐÐÑ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 4H-ÒËÓÂÐÞ
123a,b. £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ×ÇÐËÎÏÇÕËÎËÆÇÐ-
ÏÂÎÑÐÑÐËÕÓËÎÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ
ÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÒÓË 1608C ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ
124a,b.80 ¡ÄÕÑÓÞ ÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ËÆÇÕ ÚÇÓÇÊ ËÐÕÇÓÏÇ-
ÆËÂÕÞ 125a,b Ë 126a,b. °Ã ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÌ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÇ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,6-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÔÑÑÃÜÂÎÑÔß Ä
ÓÂÃÑÕÇ 81. °ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ Ä ÒÓÑÙÇÔÔÇ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑ-
ËÔØÑÆËÕ ÂÓÑÏÂÕËÊÂÙËâ 1,4-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ
(ÔØÇÏÂ 1).

¿ÕËÎ(3-ÍÂÓÃÑÍÔË-8-ÏÇÕËÎØËÐÑÎËÐ-2-ËÎ)ÂÙÇÕÂÕ (127) Ä
ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË £ËÎßÔÏÂÌÇÓÂ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä 4-ÆËÏÇÕËÎÂÏË-
ÐÑÏÇÕËÎÇÐ-6-ÏÇÕËÎ-4H-ÒËÓÂÐÑ[4,3-b]ØËÐÑÎËÐ-1,3-ÆËÑÐ (128),
ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô POCl3 ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä 1,2-ÆËÅËÆ-
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ÓÑ-2,6-ÆËÏÇÕËÎ-1-ÑÍÔÑ-ÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÖá
ÍËÔÎÑÕÖ (129).82

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÕÓÂÐÔ×ÑÓÏÂÙËâ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ POCl3 ÑÒË-
ÔÂÐÂ ÆÎâ ÅÑÏÑ×ÕÂÎÇÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÇÇ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ.83

ªÔØÑÆâ ËÊ àÕËØ ÆÂÐÐÞØ, ÏÑÉÐÑ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉËÕß ÔÎÇÆÖáÜÖá
ÔØÇÏÖ ÒÓÑÙÇÔÔÂ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 129. ±ÓÇÆ-
ÎÑÉÇÐÐÞÌ ÏÇØÂÐËÊÏ ÄÍÎáÚÂÇÕ ÙËÍÎËÊÂÙËá ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ

ÍËÔÎÑÕÞ 127 Ä ÂÐÅËÆÓËÆ 130 Ë àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÇ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ
ÓÇÂÅÇÐÕÂ £ËÎßÔÏÂÌÇÓÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÇÐÂÏËÐÑÂÐÅËÆÓËÆÂ
128. O-¡ÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ POCl3 Ë ÓÂÊÓÞÄ ÔÄâÊË
C7O ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÙËÎËÌ-ÍÂÕËÑÐÖ 131, ÔÒÑÔÑÃÐÑÏÖ ÙËÍÎËÊÑ-
ÄÂÕßÔâ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ, ÆÂÄÂâ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ
132. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÅÑ àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËâ MeCl Ë
ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐ 129.

7. ¥ÓÖÅËÇ ÏÇÕÑÆÞ

²ÇÂÍÙËâ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ N-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-2-ÑÐ ë POCl3 (133) Ô
ÏÇÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ 4-ÐËÕÓÑÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (134)
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÏËÆËÐÖ 135, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË TsOH ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-
ÑÐÂ 136; ÂÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ä ÓÇÂÍÙËË
¶ÓËÆÎÇÐÆÇÓÂ.84

·ÎÑÓËÆ N,N-ÆËÏÇÕËÎÆËØÎÑÓÏÇÕËÎÇÐËÏÏÑÐËâ ÒÓËÔÑÇÆË-
ÐâÇÕÔâ Í N-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-2-ÑÐÖ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÎË 137.
²ÇÂÍÙËâ ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô ÂÐËÎËÐÑÏ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ Ô ÊÂÏÇÜÇÐËÇÏ ØÎÑÓÂ ÒÓË ÂÕÑÏÇ C(2), ÒÑÔÎÇ ÚÇÅÑ
ÔÎÇÆÖÇÕ ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
138.85, 86
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²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐ ÔËÐÕÇÊ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÓÇÂÍÙËË
ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÂÓËÐÑÄ Í 1,4-ÆËÒÑÎâÓÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ.
N-­ËÕËÇÄÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 2-(ÕÓËÏÇÕËÎÔË-
ÎËÎÂÏËÐÑ)ÐËÍÑÕËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 139 Ä ÏâÅÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ
ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÆÇÅËÆÓÑÃÇÐÊÑÎÑÏ, ÅÇÐÇÓËÓÖÇÏÞÏ in situ ËÊ ÃÓÑÏ-
ÃÇÐÊÑÎÂ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÔÐÑÄÂÐËâ, ÆÂÄÂâ ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÑÐ 140. ±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË 3-ÏÇÕÑÍÔËÆÇÅËÆÓÑÃÇÐÊÑÎÂ,
ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ËÊ 3-ÃÓÑÏÂÐËÊÑÎÂ, Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÑÅÑ
ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÃÞÎ ÄÞÆÇÎÇÐ 6-ÏÇÕÑÍÔËÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐ 141.87

²ÇÂÍÙËâ ÒÓÑØÑÆËÕ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá, ÚÕÑ ÔÄË-
ÆÇÕÇÎßÔÕÄÖÇÕ Ñ ÒÓÑÕÇÍÂÐËË ÒÓÑÙÇÔÔÂ ÒÑ ÔÑÅÎÂÔÑÄÂÐÐÑÏÖ
ÏÇØÂÐËÊÏÖ.88

±ÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ 3-(N,N-ÆËÂÎÎËÎÂÏËÐÑ)ØËÐÑÎËÐÂ Ä ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÑÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 142 ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÑ Ä ÂÕÏÑ-
Ô×ÇÓÇ CO ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ
Co2(CO)8. ¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ, ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ CO Ë Co2(CO)8 ÒÓÑËÔ-
ØÑÆËÕ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ N,N-ÆËÂÎÎËÎÂÐËÎËÐÂ, ÆÎâ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÃÞÎ
ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐ ÏÇØÂÐËÊÏ ÒÇÓÇÐÑÔÂ ÂÎÎËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÏÇÉÆÖ
ÏÑÎÇÍÖÎÂÏË ÔÖÃÔÕÓÂÕÂ.89

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÐÅËÆÓËÆÑÄ N-ÂÎÍËÎËÊÂÕÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ
143 Ô ÎËÕËÇÄÞÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ ÇÐÂÏËÐÂ 144 ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐÞ 145.90 £ÇÓÑâÕÐÑ, ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ
ÇÐÂÏËÐÂ 144 Í C(4)-ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ËÊÂ-

ÕÑÄÑÅÑ ÂÐÅËÆÓËÆÂ ÆÂÇÕ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÞ 146, ÔÒÑÔÑÃÐÞÇ ÆÂÎÇÇ
ÕÓÂÐÔ×ÑÓÏËÓÑÄÂÕßÔâ Ô ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇÏ ÏÑÎÇÍÖÎÞ CO2 Ä ÕÓË-
ÙËÍÎÞ 147, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÔÎÇ àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËâ MeSH ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÂáÕÔâ Ä ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐÞ 145.90

°ÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐ ÔËÐÕÇÊ 1,2,3,4,6,7,8,9-ÑÍÕÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (148) ËÔØÑÆâ ËÊ 2-ÂÏËÐÑÏÇÕËÎËÆÇÐÙËÍÎÑÅÇÍÔÂ-
ÐÑÐÂ, 1-ÃÇÐÊËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ Ë ÂÙÇÕÂÕÂ ÂÏÏÑÐËâ.13

°ÒËÔÂÐ 91 ÔËÐÕÇÊ ÆËÃÇÐÊÑ[b,h][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ, Ä ÑÔÐÑÄÇ
ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÎÇÉËÕ ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÂâ BiCl3 ÓÇÂÍÙËâ ÅÇÕÇÓÑ-
¥ËÎßÔÂ ë¡ÎßÆÇÓÂ, Ä ÍÑÕÑÓÑÌ ÂÓËÎßÐÞÌ ÙËÍÎ âÄÎâÇÕÔâ ÚÂÔÕßá
ÆËÇÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÂÎßÆËÏËÐÑÄ,
ÅÇÐÇÓËÓÖÇÏÞØ in situ ËÊ ÂÐËÎËÐÑÄ 149a ë h Ë N-ÂÎÎËÎßÐÑÅÑ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ Ñ-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÂ 150, ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ 151a ë h Ë 152a ë h Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 1 : 1 (ÄÞØÑÆ
90 ë 96%).92

¸ËÍÎËÊÂÙËâ (S )-N-(1-(4-ÏÇÕËÎÒÇÐÕ-3-ÇÐËÎ)-2-ÒËÓÓÑÎËÆË-
ÐËÎÏÇÕËÎËÆÇÐ)ÕÑÎÖËÆËÐÂ (153), ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÂâ ÍËÔÎÑÕÂÏË
­ßáËÔÂ Ë ¢ÓÇÐÔÕÇÆÂ (FeCl3 , SnCl4 , BF3

.Et2O, TsOH,
CF3CO2H, SnCl4 , AlCl3 , EtAlCl2 , Et2AlCl, MeAlCl2 ,
Me2AlCl), ÆÂÇÕ ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÆÇÍÂÅËÆÓÑ-7,7,4-ÕÓËÏÇÕËÎ-
ËÐÆÑÎËÊËÐÑ[3,4-b]ØËÐÑÎËÐÞ 154a,b (ÑÃÜËÇ ÄÞØÑÆÞ 79 ë 84%).
±ÓË àÕÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÕÑÎßÍÑ ÆÄÂ ËÊÑÏÇÓÂ ËÊ ÚÇÕÞÓÇØ
ÄÑÊÏÑÉÐÞØ. ³ÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ
ÍÑÑÓÆËÐÂÙËÑÐÐÑÅÑ ÚËÔÎÂ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ. ®ÑÐÑ-
ÆÇÐÕÂÐÕÐÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ ¢ÓÇÐÔÕÇÆÂ Ë ­ßáËÔÂ, Â ÕÂÍÉÇ ÑÍÕÂ-
àÆÓËÚÇÔÍËÇ ÃËÆÇÐÕÂÐÕÐÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ ­ßáËÔÂ ÆÂáÕ
ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÕÓÂÐÔ,ÕÓÂÐÔ-ÒÓÑÆÖÍÕ 154b, Â ÕÇÕÓÂàÆÓË-
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ÚÇÔÍËÇ ÂÎáÏËÐËÇÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ ­ßáËÔÂ ì ÙËÔ,ÙËÔ-ÒÓÑÆÖÍÕ
154a.93

¥Îâ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 153 ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÔÕÖÒÇÐÚÂÕÞÌ
ÏÇØÂÐËÊÏ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ËÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ. £ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÑÌ ÔØÇÏÇ
ÒÑÎÐÑÇ ÑÃÓÂÜÇÐËÇ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÃÎÂÅÑÆÂÓâ
ÐÂÎËÚËá ÔÒÑÔÑÃÐÑÅÑ Í ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ
Ä ÒËÓÓÑÎËÆËÐÑÄÑÏ ÙËÍÎÇ.93

±ÓË ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËË 3-(2-ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑËÎ)-2-×ÕÑÓÒËÓËÆËÐÂ
(155) ÄÑÆÑÓÑÆÑÏ ÐÂÆ Pd/C ÑÃÓÂÊÖáÜÇÇÔâ ÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ
156 ÔÒÑÐÕÂÐÐÑ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐ 157.22

2-·ÎÑÓÐËÍÑÕËÐÑËÎØÎÑÓËÆ ÒÓËÔÑÇÆËÐâÇÕ ÏÑÓ×ÑÎËÐÑÙË-
ÍÎÑÅÇÍÔÇÐ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÇÐÂÏËÐÑÍÇÕÑÐÂ 158, ÍÑÕÑÓÞÌ ÄÔÕÖ-
ÒÂÇÕ Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÂÓËÎÂÏËÐÂÏË, ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂáÜÖáÔâ ÙËÍÎË-
ÊÂÙËÇÌ. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 159.94 ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÒÓÑÙÇÔÔ
ÏÑÉÇÕ ÒÓÑÕÇÍÂÕß ÍÂÍ ÒÖÕÇÏ ÒÇÓÇÂÏËÐËÓÑÄÂÐËâ ÇÐÂÏËÐÑ-
ÍÇÕÑÐÂ 158 ÂÓËÎÂÏËÐÑÏ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ Ô ÊÂÏÇ-

ÜÇÐËÇÏ ÂÕÑÏÂ ØÎÑÓÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2 ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ, ÕÂÍ
Ë ÒÖÕÇÏ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ ØÎÑÓÂ ÐÂ ÑÔÕÂÕÑÍ ÂÓËÎ-
ÂÏËÐÂ, ÊÂ ÍÑÕÑÓÞÏ ÔÎÇÆÖÇÕ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÇ ÒÇÓÇÂÏËÐË-
ÓÑÄÂÐËÇ Ô ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇÏ ÏÑÓ×ÑÎËÐÂ. µÏÇÓÇÐÐÞÇ ÄÞØÑÆÞ
ÙÇÎÇÄÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 159 ÑÕÚÂÔÕË ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÞ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ
ÇÐÂÏËÐÑÄ, Â ÕÂÍÉÇ ÒÑÃÑÚÐÞÏ ÒÓÑÙÇÔÔÑÏ, ÒÓË ÍÑÕÑÓÑÏ ÇÐÂÏË-
ÐÑÍÇÕÑÐ 158 ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä ÔÒËÓÑ-ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ 160. ±ÑÔÎÇÆ-
ÐËÌ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞØ ÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÍÑÐÇÚÐÑÏ ÔÚÇÕÇ
ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÂÍÓËÆËÐÂ 161, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
N-ÂÎÍËÎßÐÞÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß.94

IV. ·ËÏËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ
¢ÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ ÒÓËÔÖÜË ÔÄÑÌÔÕÄÂ, ØÂÓÂÍÕÇÓÐÞÇ ÍÂÍ ÆÎâ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÍÓËÆËÐÂ, ÕÂÍ Ë ÆÎâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÑÄ.

1. °ÍËÔÎÇÐËÇ Ë ÆÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ

£ ÆÂÐÐÑÏ ÓÂÊÆÇÎÇ ÒÓËÄÇÆÇÐÞ ÔÄÇÆÇÐËâ ÑÃ ÑÍËÔÎÇÐËË ÃÇÐÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ, Â ÕÂÍÉÇ ËØ ÆË- Ë ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÑÎÐÑÔÕßá ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÕÓËÙËÍÎÑÄ.

¹ÇÕÞÓÇ ËÊÑÏÇÓÐÞØ 6-ÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 5 ë 8
ÑÃÓÂÃÂÕÞÄÂÎË ÑÔÐÑÄÐÞÏ ÑÍÔËÆÑÏ ÔÇÓÇÃÓÂ ÒÓË 208³ Ä ÕÇÚÇÐËÇ
30 ÏËÐ. ³ÕÓÑÇÐËÇ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÓÇÂÍÙËË ÃÞÎÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ Ô
ÒÑÏÑÜßá ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H. ¯ÂÌÆÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÓÑÙÇÔÔÞ,
ÒÓÑÕÇÍÂáÜËÇ ÒÓË ÑÍËÔÎÇÐËË, ÏÇÐâáÕÔâ Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ
ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÔÖÃÔÕÓÂÕÑÄ. ®ÇÕËÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ ÏÑÉÇÕ
ÑÍËÔÎâÕßÔâ ÆÑ ×ÑÓÏËÎßÐÑÌ (ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 8) ËÎË ÍÂÓÃÑÍÔËÎß-
ÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ (ÆÎâ ÄÔÇØ ËÊÑÏÇÓÑÄ).
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³ÑÒÑÔÕÂÄÎÇÐËÇ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕË Í ÑÍËÔÎÇÐËá ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 5 ë 8
ÏÑÉÐÑ ÔÆÇÎÂÕß, ËÊÃÓÂÄ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÓËÕÇÓËâ ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÒÑ
ÒÑÎÑÉÇÐËá 10. ²ÇÂÍÙËÑÐÐÂâ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÌ ËÊÏÇÐâÇÕÔâ Ä ÓâÆÖ 7 (1,6)> 5 (1,8)> 6 (1,7)>
8 (1,5).5 £ ÒÓËÐÙËÒÇ, ÑÒÓÇÆÇÎâáÜËÏ ×ÂÍÕÑÓÑÏ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß
ÓÂÊÎËÚËÇ Ä ÔÕÂÃËÎßÐÑÔÕË ÍÂÕËÑÐ-ÓÂÆËÍÂÎÑÄ A ëD, ÄÑÊÐËÍÂá-
ÜËØ ÒÓË ÑÍËÔÎÇÐËË ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 5 ë 8.

°ÆÐÂÍÑ ÆÎâ ËÐÕÇÓÒÓÇÕÂÙËË ËÏÇáÜËØÔâ ÆÂÐÐÞØ 5 àÍÔÒÇÓË-
ÏÇÐÕÂÎßÐÑÅÑ ÏÂÕÇÓËÂÎÂ ÐÇÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ, ÒÑàÕÑÏÖ Ä ÑÃÊÑÓÇ ÏÞ
ÒÓÑÔÕÑ ÒÓËÄÇÎË ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ.

5,10-¥ËÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (162) ÃÞÔÕÓÑ ÑÍËÔ-
ÎâÇÕÔâ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ØÓÑÏÑÄÑÌ ÔÏÇÔË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (4).24

¿××ÇÍÕËÄÐÑ ÔÑÄÏÇÔÕËÕß ÒÓÑÙÇÔÔÞ ÆÇÃÇÐÊËÎËÓÑÄÂÐËâ,
ÆÇÍÂÓÃÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËâ Ë ÆÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËâ ÆÎâ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÂ 31 ÖÆÂÎÑÔß ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ô 10% Pd ÐÂ ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÑÏ
ÖÅÎÇ Ä ÆË×ÇÐËÎÑÄÑÏ à×ËÓÇ.24

°ÆÐÂÍÑ ÒÑÒÞÕÍÂ ÆÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËâ 6,7,8,9-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (163) ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÐÂÆ 20% Pd/C
ÒÓËÄÇÎÂ Í ÔÏÇÔË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 164 Ë 162. ±ÓË ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍËØ
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂØ ÒÓÇÑÃÎÂÆÂÎ ÒÓÑÆÖÍÕ 162.95

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÆÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËâ 6-ÏÇÕËÎ-6,7,8,9-ÕÇÕÓÂÅË-
ÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÇÅÑ Ô 10% Pd/C
Ä ÃË×ÇÐËÎÇ ÑÃÓÂÊÑÄÂÎÔâ ÒÑÎÐÑÔÕßá ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÌ ÕÓËÙËÍÎ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 76%.15

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÍËÔÎËÕÇÎâ ÆÎâ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ 5,10-ÆËÅËÆÓÑÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 165 Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔ-

ÍËÌ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎ 166 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ×ÇÓÓËÙËÂÐËÆ ÍÂÎËâ, ÎËÃÑ
ÒÇÓÏÂÐÅÂÐÂÕ ÃËÔ(ÒËÓËÆËÐ)ÔÇÓÇÃÓÂ(I) (BPSP).96

°ÍËÔÎÇÐËÇ 6-ÏÇÕËÎ-9-ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
(167) ØÓÑÏÑÄÑÌ ÔÏÇÔßá ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÑ ÏÇÕËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ, ÐÇ
ÊÂÕÓÂÅËÄÂâ ÒÑÎÑÉÇÐËâ 10, Ë ÒÓËÄÑÆËÕ Í 9-ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-6-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ (168), ÍÑÕÑÓÂâ Ä ÕÇÚÇÐËÇ
4 ÔÖÕ ÒÓË 208³ ÑÍËÔÎâÇÕÔâ ØÎÑÓËÕÑÏ ÐÂÕÓËâ ÆÑ 10-ÑÍÔÑÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÑÅÑ 169.24

°ÍËÔÎÇÐËÇ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÒÇÓÑÍÔËÍËÔÎÑÕÂÏË ÚÂÔÕÑ
ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâÏË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ
ÔËÔÕÇÏÞ. ´ÂÍ, ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (4) ÒÇÓÖÍ-
ÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÑ ÂÕÑÏÖ ÂÊÑÕÂ ÄÐÇÛÐÇÅÑ ÒËÓËÆË-
ÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ N-ÑÍÔËÆÂ 170.93 ±ÂÓÂÎÎÇÎßÐÑ
ËÆÖÕ ÆÓÖÅËÇ ÒÓÑÙÇÔÔÞ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÑÍÔÂÊÇÒËÐÂ 171 Ë 172, Â ÕÂÍÉÇ ÂÎßÆÇÅËÆ 173.
±ÑÔÎÇÆÐËÌ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ, ÒÑ-ÄËÆËÏÑÏÖ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÂÔÍÓÞ-
ÕËâ ÑÍÔÂÊÇÒËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËË 171.93 ²ÂÔÛËÓÇÐËÇ
ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ ÆÑ ÑÍÔÂÊÇÒËÐÑÄÑÅÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË
Ô ÒÇÓÑÍÔËÍËÔÎÑÕÂÏË ÐÇ ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÆÎâ 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 97 Ë
ÂÍÓËÆËÐÂ.98 °ÆÐÂÍÑ ÒÓË ÑÍËÔÎÇÐËË ÂÍÓËÆËÐÂ ÒÇÓÃÇÐÊÑÌÐÑÌ Ë
Ï-ØÎÑÓÒÇÓÃÇÐÊÑÌÐÑÌ (MCPBA) ÍËÔÎÑÕÂÏË ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß
N-ÑÍÔËÆÂ ÂÍÓËÆËÐÂ Ë 2-(2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÐËÎËÐÑ)ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÂ,
ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËá 173.

°ÍËÔÎÇÐËÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (4) Ô ÒÑÏÑÜßá
MCPBA ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÏÇÔË ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 174 Ë 175, ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ
ÍÑÕÑÓÞØ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÞ ÒÓÑÙÇÔÔÂ.
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¢ÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐ 176 ÑÍËÔÎâÇÕÔâ MCPBA Ä ÃÇÊÄÑÆÐÑÌ
ÔÓÇÆÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÆËÑÍÔÑÎÂÍÕÂÏÂ 177, Â Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÄÑÆÞ ì ÅËÆÓÑÍÔËÑÍÔÑÎÂÍÕÂÏÂ 178.99

±ÓÇÆÎÑÉÇÐ99 ÏÇØÂÐËÊÏ ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÑÅÑ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËâ ÃÇÐÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÐÂ 176 Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÎÂÍÕÂÏÑÄ 177 Ë 178 Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Ë Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÄÑÆÞ.

°ÍËÔÎÇÐËÇ 3-ØÎÑÓ-4-ÙËÂÐÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (179)
ÒÇÓÑÍÔËÆÑÏ ÄÑÆÑÓÑÆÂ Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ËÎË ÒÓÑÒËÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ
ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ à×ËÓÂÏ 180a,b Ë ÐÇÊÐÂÚË-
ÕÇÎßÐÑÏÖ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÖ 10-ÑÍÔÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 181.100 ±ÓË ÑÍËÔ-
ÎÇÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 179MCPBA Ä ÄÑÆÐÑÌ AcOH ÒÓË 208C ÃÞÎÑ
ÒÑÎÖÚÇÐÑ ÂÙËÎÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 182 Ë ÔÎÇÆÑÄÞÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂ
ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 180a Ë 181. £ ÕÑÉÇ ÄÓÇÏâ, ÒÓÑÄÇÆÇÐËÇ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË
Ä ÂÙÇÕÑÐÇ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÆÂÄÂÎÑ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÕÑÎßÍÑ
10-ÑÍÔÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 181.96

¯ÂËÃÑÎÇÇ ÄÇÓÑâÕÐÑ, ÚÕÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ 179 Ä ÂÙËÎÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 180a,b, 182 ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
MCPBA ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ÔÕÂÆËá N(5)-ÑÍÔËÆËÓÑÄÂÐËâ (ÑÍËÔ-
ÎÇÐËÇ ÂÊÑÕÂ ÄÐÇÛÐÇÅÑ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ ÊÂÕÓÖÆÐÇÐÑ ËÊ-ÊÂ
ÐÂÎËÚËâ Ä ÐÇÏ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ). °ÃÓÂ-
ÊÖáÜËÌÔâ ÒÓË ÑÍËÔÎÇÐËË N(5)-ÑÍÔËÆÐÞÌ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ ÔÒÑ-
ÔÑÃÇÐ ÂÍÕËÄÐÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐâÕß ÂÙËÎÑÍÔË-ÂÐËÑÐÞ Ë ÄÑÆÖ, Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÚÇÅÑ ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ ÒÓÑÆÖÍÕÞ 180a,b, 181, 182.

±ÓËÐÙËÒ ÓÂÃÑÕÞNADH-ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÍÑ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ Ä ÔÕÇ-
ÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÞØ ÃËÑØËÏËÚÇÔÍËØ ÒÓÑÙÇÔÔÂØ ÎÇÅ Ä ÑÔÐÑÄÖ ÃËÑ-
ÏËÏÇÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÒÑÆØÑÆÂ Í ÆËÊÂÌÐÖ ÐÑÄÞØ ØËÓÂÎßÐÞØ NADH-
ÏËÏÇÕËÍÑÄ Ä ÓâÆÖ ÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ. ±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
183a ë f (ÕÂÃÎ. 2) ÃÞÎË ÒÓËÏÇÐÇÐÞ ÆÎâ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ
ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ ÑÍÔÑÅÓÖÒÒ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÏËÐÆÂÎßÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ë 2-ÃÇÐÊÑËÎÒËÓËÆËÐÂ.101

¬ÂÍ ÄËÆÐÑ ËÊ ÒÓËÄÇÆÇÐÐÞØ Ä ÕÂÃÎ. 2 ÆÂÐÐÞØ, ÆÎâ ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÑÄÎÇÐËâ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÏËÐÆÂÎßÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÐÂËÃÑÎÇÇ
ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÏ ÓÇÂÅÇÐÕÑÏ âÄÎâÇÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 183f (ee
87%), Â ÆÎâ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ 2-ÃÇÐÊÑËÎÒËÓËÆËÐÂ ì ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÇ 183c (ee 84%). ²ÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
Mg(ClO4)2 , ÍÑÕÑÓÞÌ, ÍÂÍ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÕÔâ, ÖÚÂÔÕÄÖÇÕ Ä ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËË ÕÓÑÌÐÞØ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ 183a ë f ëMg2+ë cÖÃÔÕÓÂÕ (A Ë
B).101
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2. £ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ Ë ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ

±ÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÔÑÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÐÂ 6-ÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐ (7) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Pd/C ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ
ÙÇÐÕÓÂÎßÐÑÅÑ ÙËÍÎÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 184.24

¬ÂÍ Ë ÔÎÇÆÑÄÂÎÑ ÑÉËÆÂÕß, ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐËÇÄÞØ ÔÑÎÇÌ ÒÓÑØÑÆËÕ ÎÇÅÚÇ, ÚÇÏ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ. ´ÂÍ, ÆÎâ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ ÃÇÐÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐËÇÄÞØ ÔÑÎÇÌ 185a,b, ÒÓËÏÇÐâÎË ÆËÕËÑÐËÕ ÐÂÕÓËâ
ÒÓË 208C.62, 101

3. ²ÇÂÍÙËË ÊÂÏÇÜÇÐËâ

³ÄÇÆÇÐËâ Ñ ÓÇÂÍÙËâØ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ Ä ÃÇÐÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂØ ÐÇÏÐÑÅÑÚËÔÎÇÐÞ. ªÊÄÇÔÕÐÑ, ÚÕÑ ÐËÕÓÑÄÂÐËÇ
ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ ÔÏÇÔßáHNO3 ËH2SO4 ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ËÔÍÎá-
ÚËÕÇÎßÐÑ Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÇ ÍÑÎßÙÑ. ´ÂÍ, 6-ÏÇÕËÎ- (7) Ë 6-ÍÂÓÃÑÍ-
ÔËÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (186) ÒÓË ÐËÕÓÑÄÂÐËË ÆÂáÕ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ 9-ÐËÕÓÑ- (187, 78%) Ë 8-ÐËÕÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
(188, 82%).24

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ËÆÇÕ ÐËÕÓÑÄÂÐËÇ 9-ÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓË-
ÆËÐÂ (5) Ë 6-ÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ (8), Ä ÍÑÕÑÓÞØ
ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÂ ÕÂÍÉÇ ÄØÑÆËÕ Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÇ ÍÑÎßÙÑ Ä ÒÂÓÂ-ÒÑÎÑ-
ÉÇÐËÇ Í ÏÇÕËÎßÐÑÏÖ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎá.15

±ÓË ÐËÕÓÑÄÂÐËË 5,10-ÆËÅËÆÓÑ-9-ÍÂÓÃÑÍÔË-5-ÑÍÔÑÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÐËÕÓÖáÜÇÌ ÔÏÇÔßá ÒÓË 208C ÃÞÎÑ
ÒÑÎÖÚÇÐÑ 7-ÐËÕÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 189.102

£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ËÊÑÏÇÓÐÞÇ 6-ÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ
5 ë 8 ÃÓÑÏËÓÖáÕÔâ ÐÇ Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÇ, Â ÄÑ ÄÐÇÛÐÇÇ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÇ
ÍÑÎßÙÑ Ä b-ÒÑÎÑÉÇÐËÇ Í ÂÕÑÏÖ ÂÊÑÕÂ.5

´ÂÍÑÇ ÒÓÑÕÇÍÂÐËÇ ÓÇÂÍÙËË ÐÇ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÑÃÝâÔÐÇÐÑ Ô
ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ ÏÇØÂÐËÊÏÂ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ (ÂÓÑ-
ÏÂÕËÚÇÔÍÑÅÑ SE(AE)). £ àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÒÑÄÇÆÇÐËÇ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÑÄ 5 ë 8 ÒÑÆÑÃÐÑ ÒÑÄÇÆÇÐËá ØËÐÑÎËÐÂ Ë ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ,
ÆÎâ ÍÑÕÑÓÞØ ÃÓÑÏËÓÑÄÂÐËÇ Ä ÔÎÂÃÑÍËÔÎÑÌ ÔÓÇÆÇ ÕÂÍÉÇ ËÆÇÕ
ÐÇ Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÇ, Â Ä ÒËÓËÆËÐÑÄÑÇ ÍÑÎßÙÑ Ä b-ÒÑÎÑÉÇÐËÇ Í
ÂÕÑÏÖ ÂÊÑÕÂ. ¥Îâ ÃÓÑÏËÓÑÄÂÐËâ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÃÞÎ ÒÓÇÆ-
ÎÑÉÇÐ ÏÇØÂÐËÊÏ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ë ÑÕÜÇ-
ÒÎÇÐËâ (SN(AE)).103

¯ÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÇ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ ÄÑÆÑÓÑÆÂ (SHN) ÛËÓÑÍÑ ËÔ-
ÒÑÎßÊÖÇÕÔâ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ Ë ÆÎâ ÄÄÇÆÇÐËâ ÓÂÊÎËÚÐÞØ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä p-àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÇ×ËÙËÕÐÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÞ.104 ë 107

²ÇÂÍÙËË SHN ØÑÓÑÛÑ ËÊÖÚÇÐÞ ÐÂ ÒÓËÏÇÓÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 10 ÑÃÇÆÐÇÐÑ
àÎÇÍÕÓÑÐÂÏË Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÆÐÑÐÂÒÓÂÄÎÇÐÐÑÅÑ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍ-
ÙÇÒÕÑÓÐÑÅÑ ÄÎËâÐËâ ÑÃÑËØ ÂÕÑÏÑÄ ÂÊÑÕÂ, ÚÕÑ ÔÑÊÆÂÇÕ ÄÑÊ-
ÏÑÉÐÑÔÕß ÆÎâ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÑ àÕÑÏÖ
ÒÑÎÑÉÇÐËá.

3-·ÎÑÓ-4-ÙËÂÐÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ (179) ÒÓËÔÑÇÆË-
ÐâÇÕ ÕËÑÎÞ Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÑÔÐÑÄÂÐËâ ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËá 10 Ô ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÕÂÃËÎßÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 190a ë c ÖÉÇ ÒÓË 208C.
²ÇÂÍÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 179 Ô ÕËÑÎÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑ'ÄÐÑÅÑ
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ (AcONa) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÖÎß×ËÆÂÏ 191a ë c.100

°ÃÓÂÕËÏÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÕËÑÎÑÄ Í ÕÓËÙËÍÎÖ 179
ÒÓÑÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÑÄÂÐÂ ÔÎÇÆÖáÜËÏ ÑÒÞÕÑÏ: ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä
ËÊÑÒÓÑÒËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ Ô ÂÙÇÕÂÕÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÔÐÑÄÂ-
ÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 190b ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÔÖÎß×ËÆ 191b.
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MeO

R O

Me
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H2SO4

R=Me
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N

N

CO2H
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CO2H

O
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KNO3, H2SO4

208C, 48 Ú
N N

CO2H

O

O2N

H
189 (86%)

5 ± 8
Br2, AcOH, D

N

Me

N

Br

N

N

CN

Cl

H SR

190a ± c
H

AcONa,
PriOH, D

N

N

CN

SR

191a ± cRSH,
AcONa

D

RSH

191a ± c

R= Ph (a), CH2CO2Et (b), CH2CONHPh (c).

N

N

CN

Cl

179

´ÂÃÎËÙÂ 2. £ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÑÍÔÑÅÓÖÒÒ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÏËÐÆÂÎß-
ÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë 2-ÃÇÐÊÑËÎÒËÓËÆËÐÂ ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË 183a ë f.101

²ÇÂÅÇÐÕ R1 R2 R3 £ÞØÑÆ,% ee (R),%

183a Me Bn CO2Me 95 4
183b Me (CH2)2OMe CO2Me 98 71
183c Me (CH2)3OH CO2Me 90 81
183d Me (CH2)2OH CO2Me 81 86
183e Ph (CH2)2OH CO2Me 90 84
183f Me (CH2)2PO(OEt)2 CO2Me 91 87
183b Me (CH2)2OMe 2-Py 90 30
183Ô Me (CH2)3OH 2-Py 95 84
183d Me (CH2)2OH 2-Py 85 35
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°ÚÇÄËÆÐÑ, ÚÕÑ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÔÐÑÄÂÐËâ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÑÕÓÞÄ
NH-ÒÓÑÕÑÐÂ Ë àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ ÕËÑÎâÕ-ÂÐËÑÐÂ, ÒÑÔÎÇ ÚÇÅÑ
ÔÎÇÆÖÇÕ ÃÑÎÇÇ ÏÇÆÎÇÐÐÞÌ, ÐÑ ÐÇÑÃÓÂÕËÏÞÌ ÒÓÑÙÇÔÔ ÊÂÏÇÜÇ-
ÐËâ ØÎÑÓÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 3 ÐÂ ÑÔÕÂÕÑÍ ÕËÑÎÂ.100

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 179 Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË
C-ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏË ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í ÒÓÑÆÖÍÕÂÏ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ
192a ë d ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËá 10. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ³-ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ ÃÞÎË
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô ÄÞÓÂÉÇÐÐÑÌ C7H-ÍËÔÎÑÕ-
ÐÑÔÕßá, ÕÂÍËÇ ÍÂÍ ÏÂÎÑÐÑÐËÕÓËÎ Ë ÆËÏÇÆÑÐ, Â ÕÂÍÉÇ àÎÇÍÕ-
ÓÑÐÑËÊÃÞÕÑÚÐÞÇ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÕÂÍËÇ ÍÂÍ ËÐÆÑÎ
Ë N,N-ÆËàÕËÎÂÐËÎËÐ.

£ ÓÇÂÍÙËË ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 179 Ô ÂÐËÎËÐÑÏ ÄÞÆÇÎÇÐÂ
ÔÏÇÔß ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ C7³- (193) Ë C7N-ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ (194).
´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, ÂÐËÎËÐ ÒÓÑâÄÎâÎ ÆÄÑÌÔÕÄÇÐÐÖá ÓÇÂÍÙËÑÐ-
ÐÖá ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖâ Ô ÔÖÃÔÕÓÂÕÑÏ Ë ÍÂÍ ³-, Ë
ÍÂÍ N-ÐÖÍÎÇÑ×ËÎ.

£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 179 Ô ÃÑÎÇÇ ÑÔÐÑ'Ä-
ÐÞÏË ÂÓËÎÂÏËÐÂÏË ì Ò-ÕÑÎÖËÆËÐÑÏ Ë Ò-ÂÐËÊËÆËÐÑÏ, Â
ÕÂÍÉÇ Ô ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÎÍËÎ- Ë ÆËÂÎÍËÎÂÏËÐÂÏË ÒÓÑÕÇ-
ÍÂÎÑ Ô ÊÂÏÇÜÇÐËÇÏ ØÎÑÓÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 3.8, 100

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞØ ÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô ÕÓËÙËÍÎÑÏ
179 ÃÞÎË ËÊÖÚÇÐÞ ÂÙÇÕÂÎË ÆËÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÏËÆÂ, ÍÑÕÑÓÞÇ, ÍÂÍ
ËÊÄÇÔÕÐÑ, ÔÒÑÔÑÃÐÞ ÒÓÑâÄÎâÕß ÔÄÑÌÔÕÄÂ C-ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ ÊÂ
ÔÚÇÕ ÓÂÄÐÑÄÇÔËâ ÏÇÉÆÖ ÂÏËÆÑÂÙÇÕÂÎâÏË 195, ËØ ËÑÐËÊËÓÑ-
ÄÂÐÐÞÏË ×ÑÓÏÂÏË 196 Ë a-ÂÎÍÑÍÔËÇÐÂÏËÐÂÏË 197.

°ÆÐÂÍÑ ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÏ ÒÓÑÆÖÍÕÑÏ ÓÇÂÍÙËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 179 Ô
ÂÙÇÕÂÎâÏË 195 ÑÍÂÊÂÎÑÔß 3-ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 198.96

°ÐÑ ÃÞÎÑ ÒÑÎÖÚÇÐÑ ÕÂÍÉÇ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ØÎÑÓÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÑÅÑ 179 Ô ÆËÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÎÇÏ ÆËÏÇÕËÎ×ÑÓÏÂÏËÆÂ, ÚÕÑ
ËÔÍÎáÚÂÇÕ ÖÚÂÔÕËÇ Ä ÓÇÂÍÙËË a-ÂÎÍÑÍÔËÇÐÂÏËÐÂ 197. °ÚÇ-
ÄËÆÐÑ, ÚÕÑ Ä ÆÂÐÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÅÇÕÂÓËÎËÓÑÄÂÐËÇ
ÂÏËÆÑÂÙÇÕÂÎÇÌ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ 179. £ ÒÓÑÙÇÔÔÇ ÓÇÂÍÙËË ÇÐ-
ÂÏËÐÂ 197 Ô ÆËàÕËÎÂÙÇÕÂÎÇÏ ¥®¶¡ ÑÕÜÇÒÎâÎÔâ àÕËÎÂÙÇÕÂÕ
(ËÆÇÐÕË×ËÙËÓÑÄÂÐ ÏÇÕÑÆÑÏ ¤¨·) ÊÂ ÔÚÇÕ ÆÇÊÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇÅÑÔâ ÒÓË ÓÇÂÍÙËË ÂÓËÎËÓÑÄÂÐËâ ÆËàÕÑÍÔËÍÂÓÃÇ-
ÐËÇÄÑÅÑ ËÑÐÂ A, ÍÑÕÑÓÞÌ ÎÇÅÍÑ ÑÕÜÇÒÎâÇÕ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ
ÂÎÍËÎÅÂÎÑÅÇÐËÆ.

ªÑÆËÆ 2,6-ÆËÏÇÕËÎÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐËâ (199) Ä
ÓÂÔÕÄÑÓÇ ¥®³° ÎÇÅÍÑ ÆËÏÇÓËÊÖÇÕÔâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ 200, ÔÕÓÑÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ ÏÇÕÑÆÑÏ ²³¡.
¥ËÏÇÓËÊÂÙËâ ÊÂÏÇÕÐÑ ÖÔÍÑÓâÇÕÔâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÄÑÆÞ. ±Ñ-
ÄËÆËÏÑÏÖ, ÄÑÆÂ ÔÒÑÔÑÃÐÂ ÒÓËÔÑÇÆËÐâÕßÔâ Í ÍÂÕËÑÐÖ 199 Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÔÇÄÆÑÑÔÐÑÄÂÐËâ 201, ÍÑÕÑÓÑÇ ÒÑÔÎÇ ÆÇÒÓÑ-
ÕÑÐËÓÑÄÂÐËâ ÏÑÉÇÕ ÒÓÇÄÓÂÜÂÕßÔâ Ä ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ 202. °ÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇ ÆËÏÇÓÂ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÒÖÕÇÏ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ
ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ 202 ÒÑ àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÇ×ËÙËÕÐÑÏÖ ÒÑÎÑÉÇÐËá 10
ÍÂÕËÑÐÂ 199. ±ÑÔÎÇÆÖáÜÇÇ ÑÜÇÒÎÇÐËÇ ÄÑÆÞ Ë ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÆÂÇÕ
ÆËÍÂÕËÑÐ 200.5
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4. ¥ÇÊÂÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ Ë ÆÇÊÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ

£ ÔÄâÊË Ô ÕÇÏ ÚÕÑ ÏÐÑÅËÇ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÃÇÐÊÑ-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏ ÂÎÍËÎßÐÞÇ ËÎË ÂÙËÎßÐÞÇ ÊÂ-
ÏÇÔÕËÕÇÎË ÒÓË ÒËÓËÆËÐÑÄÑÏ ÂÕÑÏÇ ÂÊÑÕÂ, ÄÂÉÐÑ ËÏÇÕß
ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐËÇ Ñ ÏÇÕÑÆÂØ ÖÆÂÎÇÐËâ àÕËØ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÑÍ. ´ÂÍ,
ÂÙËÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ Ä ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂØ
ÎÇÅÍÑ ÑÕÜÇÒÎâÇÕÔâ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÎËÃÑ ÜÇÎÑÚÐÑÅÑ
ÅËÆÓÑÎËÊÂ, ÆÂÄÂâ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÆÇÊÂÙËÎËÓÑÄÂÐËâ Ô ÄÞØÑÆÂÏË,
ÃÎËÊÍËÏË Í ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏ.30 ©ÂÜËÕÐÂâ 4-ÏÇÕÑÍÔËÃÇÐÊËÎß-
ÐÂâ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ 203 ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÅÎÂÆÍÑ
ÑÕÜÇÒÎÇÐÂ Ä ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ; ÒÓË àÕÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÆÇÃÇÐÊËÎËÓÑÄÂÐËâ 204 Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.19

£ ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ 205 Ë 206 ÃÇÐÊËÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ ÐÇ ÂÍÕËÄËÓÑ-
ÄÂÐÂ àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓÐÞÏË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâÏË. ¥Îâ ÇÇ ÖÆÂÎÇÐËâ
ÒÓËÏÇÐâÎË ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ ÐÂÆ Pd/C. ´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ ÒÑÎÖÚÂÎË
ÆÇÃÇÐÊËÎËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,7]-
(207) (ÔÏ.45) Ë ÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 208.30

5. ³ËÐÕÇÊ ÃËÔ(ÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ)

£ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÂÍÕËÄÐÑ ËÊÖÚÂáÕ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÇ (Ä ÑÔÐÑÄ-
ÐÑÏ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÇ Ë ÂÐÕËÂÙÇÕËÎØÑÎËÐàÔÕÇÓÂÊÐÞÇ)
ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÆËÏÇÓÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÍÓËÆËÐÂ Ë ÇÅÑ ÂÊÂ-
ÂÐÂÎÑÅÑÄ ì ÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ. ¥Îâ ÔËÐÕÇÊÂ ÃËÔ(ÂÏËÐÑ-
ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ) ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÓÇÂÍÙËË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ
10(5)-ØÎÑÓÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ Ô ÂÎÍËÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË, ÎËÃÑ
ÂÎÍËÎÇÐÆËÅÂÎÑÅÇÐËÆÑÄ Ô ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏË 10(5)-ÂÏËÐÑ-
ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂÏË. °ÃÂ ÔÒÑÔÑÃÂ ÒÑÊÄÑÎâáÕ ÒÑÎÖÚÂÕß ÒÓÑ-
ÆÖÍÕÞ Ô ÐÇÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.

¯Â ÑÔÐÑÄÇ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 209 Ë 210 Ä ÖÔÎÑ-
ÄËâØ ÏÇÉ×ÂÊÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÃÓÑÏËÆÂ ÕÇÕÓÂ-
ÃÖÕËÎÂÏÏÑÐËâ (TBAB) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÃÞÎË
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ N,N 0-ÃËÔ(ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-5-ËÎ)-a,o-

ÂÎÍËÎÇÐÆËÂÏËÐÞ 211 Ë a,o-ÃËÔ(5,10-ÆËÅËÆÓÑ-5-ÑÍÔÑÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-10-ËÎ)ÂÎÍÂÐÞ 212.108

±ÑÎÖÚÇÐËÇ ÔÇÓËË N,N 0-ÃËÔ(6,7,8,9-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐ-
ÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐ-5-ËÎ)-a,o-ÂÎÍËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ Ô ÓÂÊÎËÚ-
ÐÑÌ ÆÎËÐÑÌ ÒÑÎËÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ ÙÇÒÑÚÍË ÑÒËÔÂÐÑ ÕÂÍÉÇ Ä
ÓÂÃÑÕÂØ 31 ë 33.

£ ÓÇÂÍÙËË 7,10-ÆËØÎÑÓÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 213 Ô ÆË- Ë
ÒÑÎËÂÏËÐÂÏË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÆËÏÇÓÐÞÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÞ 214a ë d.109

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐÞ, ÔÑÇÆËÐÇÐÐÞÇ ÅËÃÍÑÌ ÙÇÒÑÚÍÑÌ Ô ÆÓÖÅËÏË ÅÇÕÇÓÑ-
ÙËÍÎÂÏË.26, 110

V. ¢ËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß

1. ±ÓÑÕËÄÑÏËÍÓÑÃÐÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß

¬ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ ÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÑÕÐÑÔËÕÔâ ÓÂÊÓÂ-
ÃÑÕÂÐÐÞÌ Ä ¬ËÕÂÇ ÒÓÑÕËÄÑÏÂÎâÓËÌÐÞÌ ÒÓÇÒÂÓÂÕ ÒËÓÑÐÂÓË-
ÆËÐ (215), ÒÓÇÆÄÂÓËÕÇÎßÐÑÇ ÍÎËÐËÚÇÔÍÑÇ ËÔÒÞÕÂÐËÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ
ÒÑÍÂÊÂÎÑ ÇÅÑ ÃÇÊÑÒÂÔÐÑÔÕß Ë ÄÞÔÑÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ä ÑÕÐÑÛÇ-
ÐËË Plasmodium falciparum Ë P.vivax.111, 112 ¬ÎËÐËÚÇÔÍÂâ à×-
×ÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÒËÓÑÐÂÓËÆËÐÂ ÒÓÑÕËÄ ÖÔÕÑÌÚËÄÑÅÑ Í ØÎÑÓÑØËÐÖ
(216) P. falciparum, Â ÕÂÍÉÇ ÒÓÑÕËÄ P.ovale Ë P.malariae ÃÞÎÂ
ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÂ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâÏË, ÒÓÑÄÇÆÇÐÐÞÏË ÐÂ ÒÂÙËÇÐÕÂØ Ä
´ÂËÎÂÐÆÇ Ë ¬ÂÏÇÓÖÐÇ.113 ë 115 ±ÓÑÕËÄÑÏÂÎâÓËÌÐÖá ÂÍÕËÄ-
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ÐÑÔÕß ÒËÓÑÐÂÓËÆËÐÂ Ä ÔÓÂÄÐÇÐËË Ô ÆÓÖÅËÏË ÒÓÇÒÂÓÂÕÂÏË
ËÔÔÎÇÆÖáÕ in vitro ÐÂ ÍÎËÐËÚÇÔÍË ËÊÑÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÛÕÂÏÏÂØ
ÏÂÎâÓËË ËÊ ¬ÂÏÇÓÖÐÂ, ¤ÂÃÑÐÂ Ë ³ÇÐÇÅÂÎÂ.116 ë 120 ²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐ
ÏÇÕÑÆ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËâ ÔÑÆÇÓÉÂÐËâ ÒËÓÑÐÂÓËÆËÐÂ Ä ÒÎÂÊÏÇ ÚÇÎÑ-
ÄÇÚÇÔÍÑÌ ÍÓÑÄË Ë Ä ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ×ÑÓÏÂØ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ
£¿¨·.121 ªÊÖÚÇÐËÇ ÍÑÏÃËÐÂÙËË ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ Ä ÑÒÞÕÂØ in vitro
ÒÑÍÂÊÂÎÑ ÔËÐÇÓÅËÊÏ ÏÇÉÆÖ ÒËÓÑÐÂÓËÆËÐÑÏ 215 Ë ÒÓËÏÂØË-
ÐÑÏ 217.116

¢ÑÎÇÇ ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÇ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ
ÒËÓÑÐÂÓËÆËÐÂ ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÂÏÑÆËÂØËÐÑÏ (218), ÕÇÃÖØËÐÑÏ
(219) Ë ÆÓÖÅËÏË ÒÓÑÕËÄÑÏÂÎâÓËÌÐÞÏË ÒÓÇÒÂÓÂÕÂÏË, âÄÎâá-
ÜËÏËÔâ ÏÑÐÑÑÔÐÑÄÂÐËâÏË ®ÂÐÐËØÂ, ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÔÄâÊÂÐÑ Ô
ÇÅÑ ÃÑÎßÛÇÌ ÎËÒÑ×ËÎßÐÑÔÕßá Ë, ÍÂÍ ÔÎÇÆÔÕÄËÇ, ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑ-
ÍÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕßá ÐÂÍÂÒÎËÄÂÕßÔâ Ä ÕÍÂÐâØ.122

±ÓÇÒÂÓÂÕ ¬Ñà××ËÙËÇÐÕ ÓÂÔÒÓÇÆÇÎÇÐËâ
Ä ÔËÔÕÇÏÇ ÑÍÕÂÐÑÎ ë ÄÑÆÂ (lgP)

pH 5.0 pH 7.4

±ËÓÑÐÂÓËÆËÐ 70.88 0.34
¡ÏÑÆËÂØËÐ 71.16 0.93
´ÇÃÖØËÐ 0.99 1.08

£ ÓâÆÖ ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÂ ÔÇÓËâ
ÒÓÑÕËÄÑÏËÍÓÑÃÐÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ ÄÞÔÑÍÑÂÍÕËÄÐÞØ Ä ÑÕÐÑÛÇ-
ÐËË ÏÖÎßÕËÓÇÊËÔÕÇÐÕÐÞØ ÅÓÂÏÒÑÎÑÉËÕÇÎßÐÞØ ÒÂÕÑÅÇÐÑÄ, Ä
ÕÑÏ ÚËÔÎÇ Staphylococcus aureus (MRSA). ¿ÕË ÄÇÜÇÔÕÄÂ ÐÇ
ÑÃÐÂÓÖÉËÄÂÎË ÒÇÓÇÍÓÇÔÕÐÑÌ ÓÇÊËÔÕÇÐÕÐÑÔÕË Ô ÄÂÉÐÇÌÛËÏË
ÍÎÂÔÔÂÏË ÒÓÑÕËÄÑÏËÍÓÑÃÐÞØ ÎÇÍÂÓÔÕÄ (ØËÐÑÎÑÐÂÏË, b-ÎÂÍ-
ÕÂÏÂÏË Ë ÆÓ.). ¥Îâ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ì
RP60556A (220) ì ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÂ ÏËÐËÏÂÎßÐÂâ ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËâ
ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ ÐÂ 50% (IC50=0.25 ë 2 ÏÅ . Î71) Ä ÑÒÞÕÂØ
in vitro, Â ÕÂÍÉÇ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß in vivo, ÍÑÕÑÓÂâ ÃÞÎÂ ÃÎËÊÍÂ Í
ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÏÖÒËÓÑÙËÐÂ (221) ÒÓË ÏÇÔÕÐÑÏ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÐÂ
ÏÑÆÇÎË ÍÑÉÐÑÌ ËÐ×ÇÍÙËË (Staphylococcus aureus) Ö ÏÑÓÔÍÑÌ
ÔÄËÐÍË.65

2. ¡ÐÕËØÑÎËÐàÔÕÇÓÂÊÐÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß

±ÓËÏÇÐÇÐËÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ, ÑÕÐÑÔâÜËØÔâ Í ÅÓÖÒÒÇ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ
ÂÙÇÕËÎØÑÎËÐàÔÕÇÓÂÊÞ (ÕÂÍÓËÐ, ÂÏËÓËÆËÐ), ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ
ÔÑÃÑÌ ËÔÕÑÓËÚÇÔÍË ÒÇÓÄÞÌ Ë ÐÂËÃÑÎÇÇ ØÑÓÑÛÑ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐ-
ÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ Í ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËá ÄÔÒÑÏÑÅÂÕÇÎßÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ ÒÓË
ÍÖÒËÓÑÄÂÐËË ÐÇÌÓÑÆÇÅÇÐÇÓÂÕËÄÐÞØ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ, ÕÂÍËØ ÍÂÍ
ÃÑÎÇÊÐß ¡ÎßÙÅÇÌÏÇÓÂ.123, 124 ¯ÇÆÑÔÕÂÕÍÑÏ ÔÖÜÇÔÕÄÖáÜËØ
ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ àÕÑÌ ÅÓÖÒÒÞ âÄÎâÇÕÔâ ÐËÊÍÂâ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ËÐÅË-
ÃËÓÑÄÂÐËâ ÂÙÇÕËÎØÑÎËÐàÔÕÇÓÂÊÞ (AChE) ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô
ÃÖÕËÓËÎØÑÎËÐàÔÕÇÓÂÊÑÌ (BChE), ÚÕÑ ÄÞÊÞÄÂÇÕ ÓâÆ ÐÇÉÇÎÂ-
ÕÇÎßÐÞØ ÒÑÃÑÚÐÞØ à××ÇÍÕÑÄ. ³ÇÓËâ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ ÒÑÔÄâÜÇÐÂ
ÔËÐÕÇÊÖ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÂÊÂÂÐÂÎÑÅÑÄ ÕÂÍÓËÐÂ (222) Ë ËÊÖÚÇ-
ÐËáËØ ÂÐÕËØÑÎËÐàÔÕÇÓÂÊÐÞØ ÔÄÑÌÔÕÄ. ¢ÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ë
ËÊÖÚÇÐÞ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,7-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 223,34, 45, 125 1,6-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 224 (ÔÏ.25) Ë 1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 225.35 ±ÓË àÕÑÏ
IC50 ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 223 ÎÇÉËÕ Ä ÆËÂÒÂÊÑÐÇ 0.06 (R=8-Cl) ë 0.5
(R=8-OMe) ÏM ÒÓË ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÕÂÍÓËÐÂ 0.19 ÏM. ¯ÂÎËÚËÇ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 8 (ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÏ ÒÑÎÑÉÇÐËá 6 ÆÎâ
ÕÂÍÓËÐÂ) ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í ÖÎÖÚÛÇÐËá ËÐÅËÃËÓÖáÜËØ ÔÄÑÌÔÕÄ.45

1,6-¯Â×ÕËÓËÆËÐÞ 224 ÑÃÎÂÆÂÎË ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÏÇÐßÛËÏ ÔÓÑÆ-
ÔÕÄÑÏ Í ×ÇÓÏÇÐÕÖ ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÕÂÍÓËÐÑÏ. ­ÖÚÛÇÇ ËÊ ÐËØ
(R=H) ËÏÇÎÑ IC50=0.86 ÏM, ÚÕÑ ÒÓËÏÇÓÐÑ Ä ÚÇÕÞÓÇ ÓÂÊÂ
ÏÇÐßÛÇ, ÚÇÏ ÆÎâ ÕÂÍÓËÐÂ.25 ¯Â×ÕËÓËÆËÐ 225 ÒÓËÃÎËÉÂÎÔâ ÒÑ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ AChE Í ÕÂÍÓËÐÖ, ÐÑ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ
ÒÓÇÄÑÔØÑÆËÎ ÇÅÑ ÒÑ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕË (AChE/BChE).35, 36 ³ÑÇÆË-
ÐÇÐËâ ÕËÒÂ 225 ÑÃÎÂÆÂÎË ÕÂÍÉÇ ÔÄÑÌÔÕÄÑÏ ÃÎÑÍÂÕÑÓÑÄ ÍÂÎß-
ÙËÇÄÞØ ÍÂÐÂÎÑÄ L-ÕËÒÂ.36

³ÓÇÆË ÆËÏÇÓÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÂÍÓËÆËÐÂ (ÂÐÂ-
ÎÑÅÑÄ ÕÂÍÓËÐÂ), Â ÕÂÍÉÇ 5,7,8,9-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕË-
ÓËÆËÐÂ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÒÓÑâÄÎâáÜËÇ Ä ÑÒÞÕÂØ
in vitro ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍËÌ ÖÓÑÄÇÐß ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ ÂÙÇÕËÎØÑÎËÐ-
àÔÕÇÓÂÊÞ, Â ÕÂÍÉÇ ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÖá ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß Í A³hE ÒÑ
ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÃÖÕËÓËÎØÑÎËÐàÔÕÇÓÂÊÇ (BChE) ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô
ÕÂÍÓËÐÑÏ (222). °ÒÕËÏÂÎßÐÂâ ÆÎËÐÂ ÒÑÎËÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÅÑ
ÏÑÔÕËÍÂ ÒÓË àÕÑÏ ÔÑÔÕÂÄÎâÎÂ 7 ÏÇÕËÎÇÐÑÄÞØ ÊÄÇÐßÇÄ.31
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3. ±ÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß

±ÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 9-ÂÏËÐÑÂÍÓË-
ÆËÐÂ ÔÄâÊÂÐÂ Ô âÄÎÇÐËÇÏ ËÐÕÇÓÍÂÎâÙËË, ØÂÓÂÍÕÇÓÐÞÏ ÆÎâ
ÏÐÑÅËØ ÒÎÑÔÍËØ ËÑÐËÊËÓÖÇÏÞØ ÔËÔÕÇÏ. ±ÓÇÒÂÓÂÕ ÂÏÔÂÍÓËÐ
(226) (ÔÏ.126) âÄÎâÇÕÔâ ÒÓËÏÇÓÑÏ ÕÂÍÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ.

³ ÙÇÎßá ÒÑËÔÍÂ ÐÑÄÞØ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÓâÆ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÂÍÓËÆËÐÑÄÂâ
ÔËÔÕÇÏÂ ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÂ ÊÂ ÔÚÇÕ ÄÄÇÆÇÐËâ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑÅÑ
ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÞÌ ÙËÍÎ. ´ÂÍ, ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÂÊÂÂÐÂ-
ÎÑÅË ÂÏÔÂÍÓËÐÂ 227.127

ªÊÖÚÇÐÞ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆË-
ÐÑÄ. ¥Îâ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÂ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ä
ÑÒÞÕÂØ in vitro,32, 47, 102, 109, 127 Â ÕÂÍÉÇ in vivo.102 ¥ËÏÇÓÐÞÇ
ËÐÕÇÓÍÂÎâÕÑÓÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ N,N 0-ÃËÔ-(ÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐ)-a,o-
ÂÎÍËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ ÒÑÍÂÊÂÎË ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍËÇ ÍÑÐÔÕÂÐÕÞ ÔÄâÊÞ-
ÄÂÐËâ Ô ¥¯¬ ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÏÑÐÑËÐÕÇÓÍÂÎâÕÑÓÂÏË.108, 109

¥ÄÑÌÐÂâ ËÐÕÇÓÍÂÎâÙËâ ÐÂÃÎáÆÂÎÂÔß, ÍÑÅÆÂ ÙÇÒÑÚÍÂ ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÎÂ 7 ë 10 ÏÇÕËÎÇÐÑÄÞØ ÊÄÇÐßÇÄ.

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 228 ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÞ
Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÏÑÆÖÎâÕÑÓÑÄ ÏÐÑÉÇÔÕÄÇÐÐÑÌ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÑÌ
ÓÇÊËÔÕÇÐÕÐÑÔÕË (MDR). ³ÑÇÆËÐÇÐËâ ËÔÒÞÕÞÄÂÎË in vitro ÐÂ
ÍÎÇÕÍÂØ T-ÎËÏ×ÑÏÞ ÏÞÛË ÒÑÔÎÇ ÕÓÂÐÔ×ÇÍÙËË (ËÔÍÖÔÔÕÄÇÐ-
ÐÑÅÑ ÒÇÓÇÐÑÔÂ ÅÇÐÇÕËÚÇÔÍÑÌ ËÐ×ÑÓÏÂÙËË Ä àÖÍÂÓËÑÕËÚÇÔÍËÇ
ÍÎÇÕÍË Ô ÒÑÏÑÜßá ÑÚËÜÇÐÐÑÌ ¥¯¬) ÅÇÐÂ MDR1; ÆÇÌÔÕÄËÇ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 228 ÔÓÂÄÐËÄÂÎË Ô ÆÇÌÔÕÄËÇÏ 6-ÏÇÕËÎ-5-ÑÍÔÑÃÇÐ-
ÊÑ[a]×ÇÐÑÕËÂÊËÐÂ (229) Ë 2,7-ÆËÏÇÕÑÍÔË-9-(2-(ÆËàÕËÎÂÏËÐÑ)-
àÕËÎÂÏËÐÑ)ÂÍÓËÆËÐÂ (230). ¢ÑÎßÛËÐÔÕÄÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÐÞØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÖÔÕÓÂÐâÎË MDR ÓÂÍÑÄÞØ ÍÎÇÕÑÍ ÃÑÎÇÇ à××ÇÍ-
ÕËÄÐÑ, ÚÇÏ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ ÔÓÂÄÐÇÐËâ 229, 230.128

4. ±ÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß

10-©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÞ
ÒÑÍÂÊÂÎË ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ
ËÐÕÇÓÎÇÌÍËÐÂ-1 Ë ÃÞÎË ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐÞ ÍÂÍ ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎË-
ÕÇÎßÐÞÇ ÔÓÇÆÔÕÄÂ.28, 29

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ, âÄÎâáÜËÇÔâ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÂÏË ÐÇÌÓÑÍËÐËÐÂ A,
ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐÞ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÓÑ×ËÎÂÍÕËÚÇÔÍËØ Ë ÕÇÓÂÒÇÄÕË-
ÚÇÔÍËØ ÔÓÇÆÔÕÄ ÒÓË ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËâØ, ÔÄâÊÂÐÐÞØ Ô ÕÂØËÍËÐËÐÑ-
ÄÞÏË ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË.30

3-¡ÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 4-ÙËÂÐÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ
ÖÏÇÐßÛÂÎË ÔÒÂÊÏÑÅÇÐÐÞÌ à××ÇÍÕ ÃÓÂÆËÍËÐËÐÂ Ä ÑÒÞÕÂØ ÐÂ
ËÊÑÎËÓÑÄÂÐÐÑÏ ÑÕÓÇÊÍÇ ÒÑÆÄÊÆÑÛÐÑÌ ÍËÛÍË ÏÑÓÔÍÑÌ
ÔÄËÐÍË, ÑÆÐÂÍÑ ÒÓË ÒÇÓÇØÑÆÇ Í ÑÒÞÕÂÏ ÐÂ ÙÇÎÞØ ÉËÄÑÕÐÞØ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕß àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÖÏÇÐßÛÂÎÂÔß.129

5. ¥ÓÖÅËÇ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ

£ ÓâÆÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞØ ÍÑ×ÂÍÕÑÓÐÞÏ ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ
ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞØ ×ÎÂÄËÐÑÄ, ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,6]-
ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂáÕ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ
1,5-ÆËÆÇÂÊÂÂÐÂÎÑÅÑÄ ÂÎÎÑÍÔÂÊËÐÂ Ë ËÊÑÂÎÎÑÍÔÂÊËÐÂ. ±ÑÆÑÃ-
ÐÞÇ ÃËÑËÊÑÔÕÇÓÞ ×ÎÂÄËÐÑÄ, ÕÂÍËÇ ÍÂÍ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 231, ÃÞÎË
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÆÎâ ÏÑÆÇÎËÓÑÄÂÐËâ ÓÂÃÑÕÞ ×ÎÂÄËÐ-ÊÂÄËÔË-
ÏÞØ ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ, Â ÕÂÍÉÇ ÆÎâ ÄÞâÔÐÇÐËâ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞØ ÑÔÑÃÇÐ-
ÐÑÔÕÇÌ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÐÇÑÃØÑÆËÏÞ ÆÎâ ÒÓÑâÄÎÇÐËâ ÍÑ×ÂÍÕÑÓÐÞØ
ÔÄÑÌÔÕÄ.130, 131

³ÇÓËâ 6-[o-(4-ÂÓËÎ-1-ÒËÒÇÓÂÊËÐËÎ)ÂÎÍËÎ]-1,2,3,4,6,7,8,9-
ÑÍÕÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b][1,6]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ 232 ÒÓÑâÄËÎÂ ÄÞÔÑÍÖá
à××ÇÍÕËÄÐÑÔÕß Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÔÓÇÆÔÕÄ ÒÓÑÕËÄ ÅÑÎÑÄÑÍÓÖÉÇÐËâ Ë
ÓÄÑÕÞ.132 ë 135 ¥Îâ ÑÓÕÑ-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÓËÎÒËÒÇÓÂÊËÐÑÄÞØ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÐÂÃÎáÆÂÎÂÔß ÍÑÓÓÇÎâÙËâ ÏÇÉÆÖ ÒÂÓÂÏÇÕÓÂÏË
QSAR Ë ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.135 ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 232 (NK 422; ÆË×Ö-
ÏÂÓÂÕ) ÃÞÎÑ ÄÞÃÓÂÐÑ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÔÓÇÆÔÕÄÂ ÑÕ
ÅÑÎÑÄÑÍÓÖÉÇÐËâ.134 °ÐÑ ÕÂÍÉÇ ÒÑÍÂÊÂÎÑ ÃÑÎÇÇ ÔËÎßÐÞÌ ÒÓÑ-
ÕËÄÑÓÄÑÕÐÞÌ à××ÇÍÕ, ÚÇÏ ÆË×ÇÐËÆÑÎ 136 Ë ØÎÑÓÒÓÑÏÂÊËÐ.137

ªÊÖÚÇÐÂ ÔÇÓËâ ÂÍÓËÆËÐÑÄ Ë ËØ ÂÊÂÂÐÂÎÑÅÑÄ (ÄÔÇÅÑ 71 ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÇ) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ Ca2+-ÊÂÄËÔËÏÑÌ ÒÓÑÕÇËÐ-
ÍËÐÂÊÞ ÊÂÓÑÆÞÛÇÌ ÒÛÇÐËÙÞ. ¯ÂËÃÑÎßÛÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß
ÒÓÑâÄËÎË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ Ô ÑÔÐÑÄ-
ÐÞÏË Ë ÐÇÌÕÓÂÎßÐÞÏË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâÏË Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 4.138

ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐÂ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ 10-ÂÏË-
ÐÑÃÇÐÊÑ[b][1,5]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄÞÇ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ ÔÑÇÆËÐÇÐÞÏÇÉÆÖ
ÔÑÃÑÌ ÅËÃÍÑÌ ÙÇÒÑÚÍÑÌ, ËÐÅËÃËÓÑÄÂÕß ÓÇÒÎËÍÂÙËá ÒÓËÑÐÑÄ
PrPSc (ÔÏ.}). ¡ÍÕËÄÐÑÔÕß ÕÂÍËØ ÃËÔÃÇÐÊÑÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ
ÑÍÂÊÂÎÂÔß, ÑÆÐÂÍÑ, ÐËÉÇ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÃËÔ-
ÂÍÓËÆËÐÑÄ.140
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} ±ÓËÑÐÞìÂÐÑÏÂÎßÐÞÇ ×ÑÓÏÞÑÃÞÚÐÞØ ÍÎÇÕÑÚÐÞØ ÃÇÎÍÑÄ, âÄÎâá-
ÜËÇÔâ, ÍÂÍ ÒÑÎÂÅÂáÕ Ä ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ, ÒÓËÚËÐÑÌ ÏÐÑÅËØ ÔÇÓßÇÊÐÞØ
ËÐ×ÇÍÙËÑÐÐÞØ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ, ÐÂÒÓËÏÇÓ ÃÑÎÇÊÐË ¬ÓÇÌÕÙ×ÇÎßÆÕÂ ë
ÁÍÑÃÂ (ÆÇÅÇÐÇÓÂÕËÄÐÑÅÑ ÐÇÄÓÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÅÑ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËâ).139
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VI. ©ÂÍÎáÚÇÐËÇ
¯ÂÔÕÑâÜËÌ ÑÃÊÑÓ âÄÎâÇÕÔâ ÑÃÑÃÜÇÐËÇÏ ËÏÇáÜËØÔâ Ä
ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ÆÂÐÐÞØ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ Ë ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÃÇÐ-
ÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ. ªÔØÑÆâ ËÊ ÒÓËÄÇÆÇÐÐÑÅÑ ÏÂÕÇÓËÂÎÂ,
ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕÔâ, ÚÕÑ ÑÔÐÑÄÐÞÏ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËÇÏ ÆÂÎßÐÇÌÛËØ
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ Ä àÕÑÌ ÑÃÎÂÔÕË ÃÖÆÇÕ ÒÑËÔÍ ÐÑÄÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ,
ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÙÇÐÐÞÏË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË. ¥ÇÌ-
ÔÕÄËÕÇÎßÐÑ, ÓâÆ ËÏÇáÜËØÔâ ÆÂÐÐÞØ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÔÆÇÎÂÕß
ÄÞÄÑÆ, ÚÕÑ ÕÂÍÑÌ ÒÑËÔÍ ÏÑÉÇÕ ÑÍÂÊÂÕßÔâ ÖÔÒÇÛÐÞÏ Ë ÍÑÐ-
ÔÕÓÖÍÕËÄÐÞÏ. ´ÂÍ, ÖÉÇ ÑÕÍÓÞÕ ÒÇÓÄÞÌ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞÌ ÒÓÇ-
ÒÂÓÂÕ àÕÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌìÒËÓÑÐÂÓËÆËÐ, ÑÃÎÂÆÂáÜËÌ
ÄÞÔÑÍÑÌ ÍÎËÐËÚÇÔÍÑÌ à××ÇÍÕËÄÐÑÔÕßá. ¯ÇÔÑÏÐÇÐÐÑ, ÄÂÉÐÞ
àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÞ, ÖÍÂÊÞÄÂáÜËÇ ÐÂ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÖá ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑÄ, ËØ
ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ËÐÅËÃËÓÑÄÂÕß ÂÙÇÕËÎØÑÎËÐàÔÕÇÓÂÊÖ Ë ÃÎÑÍËÓÑ-
ÄÂÕß ÓÇÒÎËÍÂÙËá ÒÓËÑÐÑÄ. ¥Îâ ÄÞâÄÎÇÐËâ ÐÑÄÞØ ÃËÑÎÑÅË-
ÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ä ÓâÆÖ ÃÇÐÊÑ[b]ÐÂ×ÕËÓËÆÑÄ
ÐÇÑÃØÑÆËÏÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÇ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎËÊÂÙËË
ÕÓËÙËÍÎÑÄ àÕÑÅÑ ÕËÒÂ Ô ÄÄÇÆÇÐËÇÏ ÓÂÊÎËÚÐÞØ×ÂÓÏÂÍÑ×ÑÓÑÄ,
ÔÒÑÔÑÃÐÞØ ÒÑÄÞÔËÕß ËÏÇáÜÖáÔâ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑ-
ÔÕß.
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