
I. £ÄÇÆÇÐËÇ
£ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ Ä ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ÛËÓÑÍÑ ÑÃÔÖÉÆÂáÕÔâ
ÏÇÕÑÆÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ Ë ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÖÓÇËÆÑÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÞØ Ë ÖÓÇËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ (Ä ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏ ÖÓÇË-
ÆÑÍËÔÎÑÕÞ Ë ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕÞ). ªÐÕÇÓÇÔ Í àÕËÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ
ÄÞÊÄÂÐ ÕÇÏ, ÚÕÑ ÑÐË ÒÓÑâÄÎâáÕ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÖá ×ËÊËÑÎÑÅË-
ÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.1 ë 7 ´ÂÍ, ÒÓÑÔÕÇÌÛËÌ ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕÇÎß
ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ì N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÅÎËÙËÐ ì ÒÓË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËË
ÐÂ ÏÞÛÂØ ÒÑÍÂÊÂÎ ÔÇÆÂÕËÄÐÞÌ, ÂÐÕËÅËÒÑÍÔËÚÇÔÍËÌ Ë ÂÐÕË-
ÍÑÐÄÖÎßÔÂÐÕÐÞÌ à××ÇÍÕÞ.2 N-¬ÂÓÃÂÏÑËÎ-b-ÂÎÂÐËÐ ÔÄâÊÞ-
ÄÂÇÕ ÃÇÎÑÍ PEPT2 Ä ÍÎÇÕÍÂØ ÆÓÑÉÉÇÌ Pichia pastoris,
âÄÎâÇÕÔâ ÒÇÓÇÐÑÔÚËÍÑÏ ÒÇÒÕËÆÂ Ä ÑÑÙËÕÂØ Xenopus laevis Ë
ÑÃÎÂÆÂÇÕ ÂÐÕËÆËÂÃÇÕËÚÇÔÍËÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË.3N-¬ÂÓÃÂÏÑËÎ-g-
ÂÏËÐÑÏÂÔÎâÐÂâ ÍËÔÎÑÕÂ ÒÓÑâÄÎâÇÕ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÔÎÂÃÑÅÑ ÂÐÕÂ-
ÅÑÐËÔÕÂ GABA (GABA ì g-ÂÏËÐÑÏÂÔÎâÐÂâ ÍËÔÎÑÕÂ),4 Â N d-
ÏÇÕËÎ-N d-ÐËÕÓÑÊÑ-(S)-ÙËÕÓÖÎÎËÐ ÑÒËÔÂÐ 5 ÍÂÍ ÒÓÑÕËÄÑ-
ÑÒÖØÑÎÇÄÞÌ ÂÅÇÐÕ. ªÊÄÇÔÕÐÑ,6, 7 ÚÕÑ N,N 0-ÍÂÓÃÑÐËÎÃËÔ(ÏÇ-
ÕËÑÐËÐ) ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÆÎâ ÔÑÊÆÂÐËâ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ËÐÔÖÎËÐÂ.
¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ÖÓÇËÆÑ(ÆË)ÍËÔÎÑÕÞ âÄÎâáÕÔâ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏË
ÔÕÓÑËÕÇÎßÐÞÏË ÃÎÑÍÂÏË Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË
ÂÍÕËÄÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.

¸ÇÎßá ÐÂÔÕÑâÜÇÅÑ ÑÃÊÑÓÂ âÄÎâÇÕÔâ ÔËÔÕÇÏÂÕËÊÂÙËâ ÔÒÑ-
ÔÑÃÑÄ ÒÑÎÖÚÇÐËâ Ë ØËÏËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ Ë
ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕ. ²ÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ ÓÇÂÍÙËË ÂØËÓÂÎßÐÞØ, ÓÂÙÇÏË-
ÚÇÔÍËØ Ë ÑÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÞØ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ Ô a-ÆËÍÂÓÃÑÐËÎß-
ÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ë 4,5-ÆËÅËÆÓÑÍÔËËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐ-2-ÑÐÂÏË
Ä ÔËÐÕÇÊÂØ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÒÓÑËÊ-
ÄÑÆÐÞØ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ N-ÍÂÓÃÑÍÔËÂÎÍËÎßÐÞÇ
ÅÓÖÒÒÞ.

II. ³ËÐÕÇÊ ÖÓÇËÆÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
Ë ÖÓÇËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ
±ÇÓÄÞÇ ÔËÐÕÇÊÞ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ, ÑÒËÔÂÐÐÞÇ ·ÂÓÓËÔÑÏ 8 Ä
ÐÂÚÂÎÇ XX ÄÇÍÂ, ÃÞÎË ÑÔÐÑÄÂÐÞ ÐÂ ÓÇÂÍÙËË ØÎÑÓÅËÆÓÂÕÂ
àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÅÎËÙËÐÂ Ô ÙËÂÐÂÕÑÏ ÍÂÎËâ (ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑ
ÒÇÓÄÑÏÖ ÔËÐÕÇÊÖ ÏÑÚÇÄËÐÞ ËÊ ËÊÑÙËÂÐÂÕÂ ÂÏÏÑÐËâ 9). ±ÓÑ-
ÆÖÍÕ ÓÇÂÍÙËË ì àÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ ÖÓÇËÆÑÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
(N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÅÎËÙËÐÂ) ì ÐÇ ÄÞÆÇÎâÎË Ä ÚËÔÕÑÏ ÄËÆÇ, Â
ÒÑÆÄÇÓÅÂÎË ÙËÍÎËÊÂÙËË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÅËÆÂÐÕÑËÐÂ.

£ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÔÒÑÔÑÃÞ
ÔËÐÕÇÊÂ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ, ËÊ ÍÑÕÑÓÞØ ÏÑÉÐÑ ÄÞÆÇÎËÕß ÕÓË
ÑÔÐÑÄÐÞÇ:

1) ÓÇÂÍÙËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ô KOCN (ÙËÂÐÂÕÐÞÌ ÏÇÕÑÆ);
2) ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ô ÏÑÚÇÄËÐÑÌ;
3) ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËÇ 5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐ-2,4-ÆËÑÐÑÄ

(ÅËÆÂÐÕÑËÐÑÄ) Ë ÓÑÆÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.
¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕÇÎË àÕÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÃÞÎË

ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÆÓÖÅËÏË ÒÖÕâÏË, Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÑÓËÅËÐÂÎßÐÞØ
ÏÇÕÑÆËÍ. £ ÑÕÆÇÎßÐÞÌ ÓÂÊÆÇÎ ÄÞÆÇÎÇÐÞ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ
ÖÓÇËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.

1. ¸ËÂÐÂÕÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÖÓÇËÆÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ

¸ËÂÐÂÕÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÃÑÎßÛÑÌ ÓâÆ ÖÓÇËÆÑ-
ÍËÔÎÑÕ. ²ÇÂÍÙËË N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎËÓÑÄÂÐËâ ÒÓÑÄÇÆÇÐÞ Ô
ÂØËÓÂÎßÐÞÏË, ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËÏË Ë ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÏË (S)- Ë
(R)-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË (ÕÂÃÎ. 1). £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ KOCN c
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË ÒÓÑÄÑÆâÕ Ä ÄÑÆÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓÂØ ÃÇÊ ÍÂÕÂÎËÊÂ
ÎËÃÑ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËËÜÇÎÑÚË ËÎË ÍËÔÎÑÕÞÒÓË ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂØ ÑÕ
20 ÆÑ 1008C, ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË ÍÑÎÇÃÎÇÕÔâ ÑÕ
20 ÏËÐ ÆÑ 48 Ú. £ÞØÑÆÞ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ 1a ë u ÔÑÔÕÂÄÎâáÕ
40 ë 67% (ÔÏ. ÕÂÃÎ. 1).
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R=H, X=(CH2)n: n=0 (a), 1 (b), 2 (c), 3 (d); R=H,
X=CH2NHC(O) (e); X ÑÕÔÖÕÔÕÄÖÇÕ: R=Me (f), Et (g), Prn (h), Pri (i),
Bui (j), Bus (k), CH2SH (l), (CH2)2SMe (m), CH2CO2H (n),
CH2C(O)NH2 (o), (CH2)2CO2H (p), (CH2)2C(O)NH2 (q), CH(OH)Me (r),
Bn (s), CH2C6H4OH-4 (t), (CH2)3NHC(O)NH2 (u).

±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
à×ËÓÑÄ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ë ÂÎÍËÎËÊÑÙËÂÐÂÕÑÄ ÕÂÍÉÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ. £ ÑÃÑËØ ÔÎÖÚÂâØ ÓÇÂÍÙËâ ËÆÇÕ ÒÑ
ÏÇØÂÐËÊÏÖ,33 ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÏÖ ÏÇØÂÐËÊÏÖ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÏÑÚÇÄËÐÞ
ËÊ ÙËÂÐÂÕÂ ÂÏÏÑÐËâ.9, 28

®ÇØÂÐËÊÏ Ë ÍËÐÇÕËÍÂ ÓÇÂÍÙËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ Ô ÙËÂÐÂÕ-
ÂÐËÑÐÑÏ ÆÇÕÂÎßÐÑ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÇÕÔâ Ä ÓÂÃÑÕÇ 15. ¡ÄÕÑÓÞ
ÒÓÇÆÎÑÉËÎË ÍËÐÇÕËÚÇÔÍÖá ÏÑÆÇÎß N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎËÓÑÄÂÐËâ Ä
ÆËÂÒÂÊÑÐÇ pH 2ë 13 ÒÓË ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂØ *40 ë 508C. £ ÄÑÆÐÞØ
ÓÂÔÕÄÑÓÂØ K°³N ÑÃÓÂÊÖÇÕ ËÊÑÙËÂÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ, ÍÑÕÑÓÂâ
ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÅËÆÓÑÎËÊÖ ËÎË ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÏÖ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËá ÂÏËÐÑÄ, Õ.Ç. ÏÑÉÇÕ ÒÓÑÕÇÍÂÕß ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÒÂÓÂÎÎÇÎßÐÞØ
ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ. £ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ ÔÚËÕÂÇÕÔâ, ÚÕÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ
ÙËÂÐÂÕ-ËÑÐÂ Ô ÄÑÆÑÌ (ÓÇÂÍÙËË 1 ë 3), ÂÏÏËÂÍÑÏ (ÓÇÂÍÙËâ 5) Ë
ÂÎÍËÎÂÏËÐÂÏË (ÓÇÂÍÙËâ 6) ÄÍÎáÚÂáÕ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÖá (ÒÓÑ-
ÕÑÐÐÖá) ËÎË ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÖá (OH7) ÂÕÂÍÖ ËÊÑÙËÂÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÍÂÓÃÂÏÂÕÑÄ ËÎË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÏÑÚÇ-
ÄËÐÞ (Ä ÔÎÖÚÂÇ N-ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ). ¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ÂÐËÑÐ CO2ÿ

3

ÔËÎßÐÑ ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÕ ÅËÆÓÑÎËÊ HNCO (ÓÇÂÍÙËâ 4). ©Â ÍÂÉÆÑÌ
ÏÇÆÎÇÐÐÑÌ ÔÕÂÆËÇÌ (ÍÑÐÔÕÂÐÕÞ ÔÍÑÓÑÔÕË ÍÑÕÑÓÞØ ÑÃÑÊÐÂ-
ÚÇÐÞ ÍÂÍ k1 ë k4) ÔÎÇÆÖÇÕ ÃÞÔÕÓÑÇ ÓÂÊÎÑÉÇÐËÇ ÍÂÓÃÂÏÂÕÑÄ
(ËÎË ÍÂÓÃÂÏËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ) ÆÑ NH3 Ë CO2. ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇ-
ÕËÕß, ÚÕÑ ÏÑÚÇÄËÐÞ ÅÑÓÂÊÆÑ ÃÑÎÇÇ ÔÕÂÃËÎßÐÞ, ÚÇÏ ÍÂÓÃÂ-
ÏÂÕÞ. ¯Â ÑÔÐÑÄÂÐËË ÓÂÔÚÇÕÐÞØ Ë àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÂÎßÐÞØ ÆÂÐÐÞØ
ÒÑÍÂÊÂÐÑ,15 ÚÕÑ ÄÔÇ ÓÇÂÍÙËË ËÏÇáÕ ÒÇÓÄÞÌ ÒÑÓâÆÑÍ ÒÑ ÍÂÉ-
ÆÑÏÖ ËÊ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ.

¯Â ÒÓËÏÇÓÂØ ÅÎËÙËÐÂ, L-ÂÎÂÐËÐÂ, b-ÂÎÂÐËÐÂ, L-×ÇÐËÎ-
ÂÎÂÐËÐÂ, L-ÄÂÎËÐÂ, L-ÎÇÌÙËÐÂ, DL-ÏÇÕËÑÐËÐÂ, N e-ÕÓË-
×ÕÑÓÂÙÇÕËÎ-L-ÎËÊËÐÂ Ë L-ÕÓÇÑÐËÐÂ ÄÞâÄÎÇÐÞ ÑÒÕËÏÂÎßÐÞÇ
ÖÔÎÑÄËâ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ: pH 7 ë 8,
508C, 1.5 ë 2-ÍÓÂÕÐÞÌ ËÊÃÞÕÑÍ ÙËÂÐÂÕÂ, ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕß
ÓÇÂÍÙËË 10 ë 24 Ú. £ ÆÂÐÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËË NH3 Ë
CO2 ÑÔÕÂáÕÔâ ÐËÊÍËÏË Ë ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÍÂÓÃÂÏÂÕÑÄ Ë ÏÑÚÇ-
ÄËÐÞ ÑÅÓÂÐËÚÇÐÑ, Â ÅËÆÓÑÎËÊ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ
ÐÂÔÕÑÎßÍÑ ÏÇÆÎÇÐÐÑ, ÚÕÑ àÕËÏ ÒÓÑÙÇÔÔÑÏ ÏÑÉÐÑ ÒÓÇÐÇÃÓÇÚß.
³ÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑ, ÑÔÐÑÄÐÞÏË ÒÓÑÆÖÍÕÂÏË âÄÎâáÕÔâ ËÏÇÐÐÑ
ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ.±ÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ÍËÐÇÕËÚÇÔÍËØ ËÔÔÎÇ-
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´ÂÃÎËÙÂ 1. ±ÑÎÖÚÇÐËÇ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÙËÂÐÂÕÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ.

ªÔØÑÆÐÂâ µÔÎÑÄËâ ÔËÐÕÇÊÂ µÓÇËÆÑ- ³ÔÞÎÍË
ÂÏËÐÑ- ÍËÔ-
ÍËÔÎÑÕÂ ÎÑÕÂ 1

Gly H2O, 1008C; HCl a 10, 11
H2O, KOH a 12
H2O, D, 20 ÏËÐ; HCl, pH 3 a 13, 14

b-Ala H2O, D, 20 ÏËÐ; HCl, pH 3 b 13 ë 15
GABA H2O, 208C, 22 Ú; 6M AcOH c 16

H2O, D, 20 ÏËÐ; HCl, pH 2, c 14, 17, 18
7208C, 7 Ú
H2O, D, 4 Ú; HCl, pH 2 c 19

d-APA H2O, D, 20 ÏËÐ; HCl, 7 Ú d 10, 14, 20
Gly-Gly H2O, D, 30 ÏËÐ; HCl, 208C, 7 Ú e 10, 14
N-MeAla H2O, 408C f 21
Ala H2O, D f 11, 22

HCl, H2O, D, 20 ÏËÐ, pH 3 f 13
H2O, 508C, 15 Ú, pH 7.5 f 15

Ala .HCl H2O, 608C, 4 Ú f 23
a-ABA H2O, 208C, 60 Ú g 19
nor-Val H2O, 208C, 48 Ú, pH 2 h 19, 24
Val H2O, 508C, 15 Ú, pH 7.5 i 15

H2O, 608C, 4 Ú i 11
H2O, 208C, 48 Ú, pH 2 i 19

Leu H2O, 208C, 72 Ú, pH 2 j 19
Leu .HCl H2O, 608C, 4 Ú ËÎË 508C, 18 Ú; j 15

pH 7.5
Ile H2O k 25
Cys KOH, H2O a l 26
Met H2O, D, 30 ÏËÐ m 15
Asp 1M KOH, H2O b n 27, 28

H2O, D n 27, 28
Asn H2O, D c o 29, 30
Glu KOH, H2O p 12
Gln H2O, 208C, 40 Ú; HCl, pH 2, 5 ë 7 Ú q 31
Thr H2O, 508C, pH 8 r 15
Phe H2O, D, 4 Ú; pH 2 s 23
Phe .HCl H2O, 608C, 4 Ú s 23

H2O, 508C, 15 Ú, pH 7 s 15
Tyr H2O, D t 30
Cit H2O, D d u 32

±ÓËÏÇÚÂÐËÇ. ©ÆÇÔß Ë ÆÂÎÇÇ d-APA ì d-ÂÏËÐÑÒÇÐÕÂÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ,
a-ABAì a-ÂÏËÐÑÏÂÔÎâÐÂâ ÍËÔÎÑÕÂ; a Ä ÓÇÂÍÙËË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÕÂÍÉÇ
NaOCN Ë NaOH; b ÄÏÇÔÕÑ KOCN ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ×ÖÎßÏËÐÑÄÖá
ÍËÔÎÑÕÖ; c ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÚÂÔÕËÚÐÂâ ÓÂÙÇÏËÊÂÙËâ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ;
d Ä ÓÇÂÍÙËË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË HNCO.
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ÆÑÄÂÐËÌ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÆÎâ ÒÓÇÒÂÓÂÕËÄÐÞØ ÔËÐÕÇÊÑÄ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËØ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ (ÄÞØÑÆÞ 40 ë 80%).

£ÂÉÐÞÌ ÄÍÎÂÆ Ä ÓÂÊÄËÕËÇ ÙËÂÐÂÕÐÑÅÑ ÏÇÕÑÆÂ ÄÐÇÔÇÐ
ÑÆÐËÏ ËÊ ÂÄÕÑÓÑÄ ÆÂÐÐÑÅÑ ÑÃÊÑÓÂ (ÔÏ. ÓÂÃÑÕÞ 13, 14). ¢ÞÎÂ
ÑÒÕËÏËÊËÓÑÄÂÐÂ ÏÇÕÑÆËÍÂ ÓÇÂÍÙËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ô KOCN Ô
ÖÚÇÕÑÏ ÆÂÐÐÞØ 15 ÒÑ ÍËÐÇÕËÍÇ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎËÓÑÄÂÐËâ. ¦Ç
ÒÓËÐÙËÒËÂÎßÐÑÇ ÑÕÎËÚËÇ ÊÂÍÎáÚÂÇÕÔâ Ä ÒÑÓÙËÑÐÐÑÏ ÄÄÇÆÇ-
ÐËË KOCN Ä ÓÂÔÕÄÑÓ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ Ä ÄÑÆÇ ËÎË ÄÑÆÐÑÏ
ËÊÑÒÓÑÒËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ ÒÓË 80 ë 908³. ¥ÂÎßÐÇÌÛÇÇ ËÐ-
ÕÇÐÔËÄÐÑÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ ÆÑ ÍËÒÇÐËâ Ë ÄÞÆÇÓÉËÄÂÐËÇ ÓÇÂÍÙË-
ÑÐÐÑÌ ÏÂÔÔÞ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 20 ë 30 ÏËÐ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÖÓÇËÆÑ-
ÍËÔÎÑÕÂÏ 1Â ë u Ô ÄÞØÑÆÂÏË 60 ë 94%. £ ÒÓËÏÇÐâáÜËØÔâ
ÓÂÐÇÇ ÏÇÕÑÆËÍÂØ KOCN ÄÄÑÆËÎË ÊÂ ÑÆËÐ ÒÓËÇÏ, Ë ÒÓË ÒÓÑ-
ÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕË ÓÇÂÍÙËË 48 Ú ÄÞØÑÆÞ ÔÑÔÕÂÄÎâÎË ÄÔÇÅÑ
43 ë 61%.24 ¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, Ä àÕËØ ÖÔÎÑÄËâØ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎËÓÑÄÂ-
ÐËÇ ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÎÑÔß ÍÑÐÍÖÓÇÐÕÐÞÏË ÒÓÑÙÇÔÔÂÏË ÅËÆÓÑÎËÊÂ
ÙËÂÐÂÕ-ËÑÐÂ.

£Ñ ÏÐÑÅËØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâØ 11 ë 15, 17 ë 27, 29, 31, 32 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ,
ÚÕÑ Ä ØÑÆÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ä
ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËÌ ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ÐÇ ÊÂÕÓÂÅË-
ÄÂÇÕÔâ. °ÆÐÂÍÑ Ä ÓÂÃÑÕÇ 30 ÐÂÃÎáÆÂÎË ÚÂÔÕËÚÐÖá ÓÂÙÇÏËÊÂ-
ÙËá (R)- Ë (S)-ÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô ÙËÂÐÂÕÑÏ
ÍÂÎËâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÜÇÎÑÚË. ¡ÄÕÑÓÞ ÐÇ ÔÏÑÅÎË ÑÃÝâÔÐËÕß
ÕÂÍÑÌ ÓÇÊÖÎßÕÂÕ.

2. ²ÇÂÍÙËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ô ÏÑÚÇÄËÐÑÌ

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÓÇÂÍÙËÇÌ ÂÏËÐÑ-
ÍËÔÎÑÕ Ô ÏÑÚÇÄËÐÑÌ (ÕÂÃÎ. 2).

n=0: R= (CH2)4NH2 (v), CH2Ind (Ind ì ËÐÆÑÎ-3-ËÎ) (w).

²ÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆâÕ Ä ÆÄÖØ ÄÂÓËÂÐÕÂØ: ÎËÃÑ ÆÎËÕÇÎßÐÑÇ (ÆÑ
15 Ú) ÍËÒâÚÇÐËÇ ÒÑÆÍËÔÎÇÐÐÑÅÑ ÄÑÆÐÑÅÑ ÓÂÔÕÄÑÓÂ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ,
ÎËÃÑ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÜÇÎÑÚË ÒÓË 110 ë 1408C (ÔÏ.
ÕÂÃÎ. 2). £ ÑÃÑËØ ÔÎÖÚÂâØ ÕÓÇÃÖÇÕÔâ ÑÚËÔÕÍÂ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ
ÒÖÕÇÏ ÐÇÔÍÑÎßÍËØ ÒÇÓÇÍÓËÔÕÂÎÎËÊÂÙËÌ. £ÞØÑÆÞ Ä àÕÑÏ
ÄÂÓËÂÐÕÇ ÔÑÒÑÔÕÂÄËÏÞ Ô ÄÞØÑÆÂÏË ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË

ÙËÂÐÂÕÐÑÅÑ ÏÇÕÑÆÂ. °ÆÐÂÍÑ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÑ ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ
ÔÑÔÕÑËÕ Ä ÑÔÂÉÆÇÐËË ÒÓÑÆÖÍÕÂ ËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË,
ÒÑàÕÑÏÖ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÚËÔÕÞØ ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÑÆÐÑÌ ÒÇÓÇÍÓËÔÕÂÎÎËÊÂÙËË ËÊ ÒÑÆØÑÆâÜÇÅÑ ÓÂÔ-
ÕÄÑÓËÕÇÎâ.

ªÊÄÇÔÕÐÂ ÑÆÐÂ ÓÂÃÑÕÂ 39, Ä ÍÑÕÑÓÑÌ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ 1a,j
ÒÑÎÖÚÂÎË ÓÇÂÍÙËâÏË Gly Ë Leu Ô ÐËÕÓÑÏÑÚÇÄËÐÑÌ.

£ ÙÇÎÑÏ ÔÒÑÔÑÃ ÔËÐÕÇÊÂ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ
ÏÑÚÇÄËÐÞ ÏÇÐÇÇ ÓÂÔÒÓÑÔÕÓÂÐÇÐ, ÚÇÏ ÙËÂÐÂÕÐÞÌ ÏÇÕÑÆ.

3. ²ÂÔÜÇÒÎÇÐËÇ ÅËÆÂÐÕÑËÐÑÄ Ë ÓÑÆÔÕÄÇÐÐÞØ ËÏ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ

±ÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÎáÃÖá ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÖ ÏÑÉÐÑ ÒÑÎÖÚËÕß ÓÂÔ-
ÜÇÒÎÇÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ 5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ÅËÆÂÐÕÑËÐÂ
ËÎË ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÇÏÖ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ¥Îâ àÕËØ ÙÇÎÇÌ ËÔÒÑÎß-
ÊÖáÕ ÍÂÍ ØËÏËÚÇÔÍËÇ, ÕÂÍ Ë ÃËÑØËÏËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑÙÇÔÔÞ
(ÕÂÃÎ. 3).

¯ÂËÃÑÎÇÇ ÒÓÑÔÕÑÌ ÔÒÑÔÑÃ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËâ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ 2ì
ÜÇÎÑÚÐÑÌ ÅËÆÓÑÎËÊ. £ ÕÂÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ
ÂØËÓÂÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ì ÅËÆÂÐÕÑËÐÂ (2a),40 ÆËÅËÆÓÑ-
ÖÓÂÙËÎÂ (2b),42 [1,3]ÆËÂÊÇÒÂÐ-2,4-ÆËÑÐÂ (2c) 44 ì ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ 1a ë c, Â ËÊ ØËÓÂÎßÐÞØ ÔÖÃÔÕÓÂÕÑÄ ì
5-ÏÇÕËÎÅËÆÂÐÕÑËÐÂ (2f),45 5-[2-(ÏÇÕËÎÕËÑ)àÕËÎ]ÅËÆÂÐÕÑËÐÂ
(2m),51 2,6-ÆËÑÍÔÑÅÇÍÔÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔ-
ÎÑÕÞ (2n),25 5-ÃÇÐÊËÎÅËÆÂÐÕÑËÐÂ (2s), 5-(4-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎ)-
ÅËÆÂÐÕÑËÐÂ (2t) 30 Ë [3-(2,5-ÆËÑÍÔÑËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐ-4-ËÎ)ÒÓÑ-
ÒËÎ]ÏÑÚÇÄËÐÞ (2u) 32 ì ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 1f,m,n,s ë u. ¬ÂÍ ÒÓÂÄËÎÑ,
ÆÎâ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÒÓËÏÇÐâáÕ ÄÑÆÐÞÌ NaOH ËÎË Ba(OH)2 ÒÓË
ÐÂÅÓÇÄÂÐËË. ¿ÕÑÕ ÒÑÆØÑÆ ÏÑÉÐÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß ÕÑÎßÍÑ Ä ÕÇØ
ÔÎÖÚÂâØ, ÍÑÅÆÂ ÐÇÑÃØÑÆËÏÑ ÒÑÎÖÚËÕß ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ, ÂÔËÏ-
ÏÇÕÓËÚÇÔÍËÌ ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÔÑØÓÂÐâÇÕ ÍÑÐ×Ë-
ÅÖÓÂÙËá ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÙÇÐÕÓÂ ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÅËÆÂÐÕÑËÐÂ.

¯ÂËÃÑÎÇÇ ÚÂÔÕÑ ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÃËÑØËÏËÚÇÔÍÑÇ ÓÂÔÍÓÞÕËÇ
ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 2 ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÏËÍÓÑÑÓÅÂÐËÊÏÑÄ
ËÎË ÄÞÆÇÎÇÐÐÞØ ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ, ÒÓËÚÇÏ àÕË ÏÇÕÑÆÞ âÄÎâáÕÔâ
ÒÓÇÒÂÓÂÕËÄÐÞÏË.

ªÊÄÇÔÕÐÞ ÃËÑØËÏËÚÇÔÍËÇ ÏÇÕÑÆÞ ÅËÆÓÑÎËÕËÚÇÔÍÑÅÑ
ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËâ ÅËÆÂÐÕÑËÐÂ (2a), ÆËÅËÆÓÑÖÓÂÙËÎÂ (2b), 5-ÏÇÕËÎ-
ÅËÆÂÐÕÑËÐÂ (2f), 5-ËÊÑÒÓÑÒËÎÅËÆÂÐÕÑËÐÂ (2i) Ë 5-ËÊÑÃÖÕËÎÅË-
ÆÂÐÕÑËÐÂ (2j) ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ Pseudomonas sp. AJ-11220 Ä
ÃÖ×ÇÓÇ Tris ëHCl.41 ¤ËÆÂÐÕÑËÐÞ 2f, 2i, Â ÕÂÍÉÇ 5-ÄÕÑÓ-ÃÖÕËÎ-
ÅËÆÂÐÕÑËÐ (2k), 5-[2-(ÏÇÕËÎÕËÑ)àÕËÎ]ÅËÆÂÐÕÑËÐ (2m), 5-ÃÇÐ-
ÊËÎÅËÆÂÐÕÑËÐ (2s), 5-(4-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎ)ÅËÆÂÐÕÑËÐ (2t) ÒÑÆ
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÅËÆÂÐÕÑËÐ-ÅËÆÓÑÎËÊÖáÜËØ ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÐÇÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÎÇÌ (308C, 20 Ú) ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÂáÕÔâ Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ 1
Ô ÓÂÊÎËÚÐÑÌ ÔÕÇÒÇÐßá àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑÌ ÚËÔÕÑÕÞ.46 ªÏÏÑÃËÎË-
ÊÑÄÂÐÐÞÇ ÍÎÇÕÍË Agromyces, Chromobacterium ËÎË Cellulo-
monas Ä ÆÓÑÉÉÇÄÑÏ àÍÔÕÓÂÍÕÇ ÊÂ 20 Ú ÓÂÔÜÇÒÎâáÕ
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÓÑÎÑ[1,2-c]ËÏËÆÂÊÑÎ-1,3-ÆËÑÐ (2y) 53 Ë 5-ÏÇ-
ÕËÎÅËÆÂÐÕÑËÐ (2f).18 DL-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ ÃÂÍÕÇÓËÌ Bacillus
stearothermophilus NS1122A Ä ×ÑÔ×ÂÕÐÑÏ ÃÖ×ÇÓÇ (pH 7.0) ÒÓË
608C ÓÂÔÜÇÒÎâÇÕ ÅËÆÂÐÕÑËÐÞ 2f,j,k.48 ¤ËÆÂÐÕÑËÐÞ 2f ëm,s,
(5-ÏÇÓÍÂÒÕÑÏÇÕËÎ)ÕËÑÅËÆÂÐÕÑËÐ (2z) Ë 5-(1-ÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎ)-
ÅËÆÂÐÕÑËÐ (2r) Ô ÄÞÔÑÍËÏË ØËÏËÚÇÔÍËÏË Ë ÑÒÕËÚÇÔÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË ÑÃÓÂÊÖáÕ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ D-ÅË-
ÆÂÐÕÑËÐÂÊÞ ÒÓË 508C (pH 8.5).49 ¥ËÅËÆÓÑÖÓÂÙËÎ 2b ÓÂÔÜÇÒ-
ÎâÇÕÔâ ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÂÊÑÌ EC 3.5.2.2 P. putida
DSM 84,43 5-ÏÇÕËÎÅËÆÂÐÕÑËÐ (2f) ì ÂÐÂàÓÑÃÐÞÏË ÃÂÍÕÇ-
ÓËâÏË P. anaerobius ÒÓË 508C,47 5-ËÊÑÒÓÑÒËÎÅËÆÂÐÕÑËÐ
(2i) ì ÃÂÍÕÇÓËâÏË Hansenula sp.,48, 50 5-(4-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎ)-
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´ÂÃÎËÙÂ 2. ±ÑÎÖÚÇÐËÇ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÓÇÂÍÙËÇÌ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ô ÏÑÚÇ-
ÄËÐÑÌ.

µÓÇËÆÑ- µÔÎÑÄËâ ÔËÐÕÇÊÂ ³ÔÞÎÍË
ÍËÔÎÑÕÂ 1

a H2O, NaOH, 1108C, 2 Ú; 1408C 34
H2O, Ba(OH)2 21, 35

c 110 ë 1128C, 1 Ú 36
HCl, H2O, D, 15 Ú 19

f H2O, Ba(OH)2 35
g HCl, H2O, D, 15 Ú 19
i H2O, Ba(OH)2 35

H2O, Na2CO3 12
j HCl, H2O, D, 15 Ú 19, 35
n H2O, Ba(OH)2 37
p H2O, Ba(OH)2 35
s HCl, H2O, D, 15 Ú 19

H2O, Ba(OH)2 35
t H2O, Ba(OH)2 35
v a H2O, Na2CO3 12
w b H2O, Ba(OH)2 38

aªÔØÑÆÐÂâ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂ ì Lys; b ËÔØÑÆÐÂâ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂ ì Trp.
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´ÂÃÎËÙÂ 3. ³ËÐÕÇÊ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËÇÏ ÅËÆÂÐÕÑËÐÑÄ 2.

³ÑÇÆË- n R ·ËÏËÚÇÔÍËÌ ÏÇÕÑÆ ¢ËÑØËÏËÚÇÔÍËÌ ÏÇÕÑÆ
ÐÇÐËâ
1, 2 ÖÔÎÑÄËâ ÔËÐÕÇÊÂ ÔÔÞÎÍË ÖÔÎÑÄËâ ÔËÐÕÇÊÂ ÔÔÞÎÍË

a 0 H H2O, Ba(OH)2, D 40 Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 41

b 1 H H2O, NaOH, D 42 Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 41

ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎË, 308C, 2 Ú

¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ (ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÂÊÂ EC 3.5.2.2) 43

P. putidaDSM 84

c 2 H H2O, NaOH 44 7

f 0 Me 0.6 N KOH, 708C, 8 Ú 45 ¤ËÆÂÐÕÑËÐ-ÅËÆÓÑÎËÊÖáÜËÌ ×ÇÓÏÇÐÕ, ATP, KCl, MgSO4, 46

0.1M Tris ëHCl, 308C, 20 Ú

¡ÐÂàÓÑÃÐÞÇ ÃÂÍÕÇÓËË P. anaerobius, 508C 47

ªÏÏÑÃËÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÍÎÇÕÍË Agromyces, Chromobacterium ËÎË 18

Cellulomonas, ÅÎáÍÑÊÂ, ÆÓÑÉÉÇÄÑÌ àÍÔÕÓÂÍÕ, 308³, 20 Ú

DL-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ Bacillus stearothermophilusNS1122A, 48

×ÑÔ×ÂÕÐÞÌ ÃÖ×ÇÓ (pH 7.0), 608C, 30 ÏËÐ

Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 41

D-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ 1, H2O, 508C, 22.8 Ú, pH 8.5 49

i 0 Pri 7 Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 41

D-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ 2, H2O, 508C, 43.7 Ú, pH 8.5 49

Hansenula sp. Tris-ÃÖ×ÇÓ, 328³, 24 Ú 48, 50

¤ËÆÂÐÕÑËÐ-ÅËÆÓÑÎËÊÖáÜËÌ ×ÇÓÏÇÐÕ, ATP, KCl, MgSO4, 46

0.1M Tris ëHCl, 308C, 20 Ú

Bacillus brevis AJ-12299, 0.1M Tris ëHCl (pH 7), 308C, 24 Ú 46

j 0 Bui 7 DL-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ Bacillus stearothermophilusNS1122A, 48

×ÑÔ×ÂÕÐÞÌ ÃÖ×ÇÓ (pH 7.0), 608C, 30 ÏËÐ

Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), ÓÂÊÎËÚÐÞÇ 41

ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎË, 308C, 2 Ú

D-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ 2, H2O, 508C, 18 Ú, pH 8.5 49

k 0 Bus 7 ¤ËÆÂÐÕÑËÐ-ÅËÆÓÑÎËÊÖáÜËÌ ×ÇÓÏÇÐÕ, ATP, KCl, MgSO4, 46

0.1M Tris ëHCl, 308C, 20 Ú

DL-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ Bacillus stearothermophilusNS1122A, 48

×ÑÔ×ÂÕÐÞÌ ÃÖ×ÇÓ (pH 7.0), 608C, 30 ÏËÐ

D-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ 2, H2O, 508C, 41 Ú, pH 8.5 49

m 0 C2H4SMe NaOH, H2O, 51 ¤ËÆÂÐÕÑËÐ-ÅËÆÓÑÎËÊÖáÜËÌ ×ÇÓÏÇÐÕ, ATP, KCl, MgSO4, 46

80 ë 1208³, <2 Ú 0.1M Tris ëHCl, 308C, 20 Ú

D-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ 1, H2O, 508C, 12.7 Ú, pH 8.5 49

n 1 CO2H NaOH, H2O, 258C, 25 7
pH ÄÂÓßËÓÖÇÕÔâ

n a 0 CH2CO2H 7 Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 41

p 0 (CH2)2CO2H 7 Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 41

r 0 CH(OH)Me 7 D-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ 1, H2O, 508C, 21 Ú, pH 8.5 49

s 0 Bn KOH, H2O 30 ¤ËÆÂÐÕÑËÐ-ÅËÆÓÑÎËÊÖáÜËÌ ×ÇÓÏÇÐÕ, ATP, KCl, MgSO4, 46

0.1M Tris ëHCl, 308C, 20 Ú

Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú; 41

Flavobacterium sp. AJ-3912, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú

DL-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ Bacillus stearothermophilusNS1122A, 48

×ÑÔ×ÂÕÐÞÌ ÃÖ×ÇÓ (pH 7.0), 608C, 30 ÏËÐ

D-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ 1, H2O, 508C, 39.2 Ú, pH 8.5 49

t 0 CH2C6H4OH-4 KOH, H2O 30 ¤ËÆÂÐÕÑËÐ-ÅËÆÓÑÎËÊÖáÜËÌ ×ÇÓÏÇÐÕ, ATP, KCl, MgSO4, 46

0.1M Tris ëHCl, 308C, 20 Ú

Pseudomonas sp. AJ-11220, Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 41

Flavobacterium sp. AJ-3912, Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 52

u 0 (CH2)3NHC(O)NH2 NaOH, H2O 32 Agrobacterium radiobacter, 408C, 24 Ú, 6 ÃÂÓ ËÎË 1 ÂÕÏ, 408C, 24 Ú 32
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ÅËÆÂÐÕÑËÐ (2t) ì ÃÂÍÕÇÓËâÏË Flavobacterium sp. AJ-3912,52 Â
[3-(2,5-ÆËÑÍÔÑËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐ-4-ËÎ)ÒÓÑÒËÎ]ÏÑÚÇÄËÐÂ (2u) ì
ÃÂÍÕÇÓËâÏË Agrobacterium radiobacter.32

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÅËÆÂÐÕÑËÐÂÏ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËÇ
ÙËÍÎÂ Ä (+)-2-ÂÏËÐÑ-4,5-ÆËÅËÆÓÑÕËÂÊÑÎ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔ-
ÎÑÕÇ (3). ¿ÕÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâáÕ ÎËÃÑ ÃËÑØËÏË-
ÚÇÔÍËÏ ÒÖÕÇÏ,54 ÎËÃÑ ÜÇÎÑÚÐÞÏ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÚÇÅÑ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÙËÔÕÇËÐ.55

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÅËÆÂÐÕÑËÐÑÄ 2 âÄÎâáÕÔâ ÒÓÇÆÛÇÔÕÄÇÐÐË-
ÍÂÏË ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ë ÒËÓÑÄËÐÑÅÓÂÆÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ.56 ë 59 ¢ËÑØËÏËÚÇÔÍÑÇ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËÇ ÑÒÕËÚÇÔÍË
ÂÍÕËÄÐÞØ ÅËÆÂÐÕÑËÐÑÄ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ Ë
ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞØ ÂÏËÐÑ-
ÍËÔÎÑÕ.60 ë 65

R1, R2=H, Alk, Ar.

¿ÕËÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÍÂÍ ÒÓËÓÑÆÐÞÇ, ÕÂÍ
Ë ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÇ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ Ô ÊÂÆÂÐÐÑÌ ÂÃÔÑÎáÕÐÑÌ ÍÑÐ-
×ËÅÖÓÂÙËÇÌ.

4. ¥ÓÖÅËÇ ÏÇÕÑÆÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÖÓÇËÆÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ Ë
ÖÓÇËÆÑÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ

±ÓËÏÇÓÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÒÑ ÐÇÕÓÂÆËÙËÑÐÐÞÏ
ÏÇÕÑÆËÍÂÏ ÐÇÏÐÑÅÑÚËÔÎÇÐÐÞ. ´ÂÍ, ÑÒËÔÂÐ 66 ÔËÐÕÇÊ N-ÍÂÓÃÂ-
ÏÑËÎÅÎËÙËÐÂ (1a) ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇÏ ÄÑÆÐÑÅÑ ÓÂÔÕÄÑÓÂ ÆËÂÏËÆÂ
ÏÂÎÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÃÓÑÏÑÏ Ä ÜÇÎÑÚÐÑÌ ÔÓÇÆÇ.

N-¬ÂÓÃÂÏÑËÎÂÔÒÂÓÂÅËÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (1n) ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÏÂÎÇËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÄÑÆÐÞÏ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ
ÏÑÚÇÄËÐÞ ÒÓË 608C ËÎË Ä ÖÔÎÑÄËâØ ËÐÆÖÙËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÒÎÂÏÇ-
ÐÇÏ ÓÂÆËÍÂÎßÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË. £ ÒÑÔÎÇÆÐÇÏ ÔÎÖÚÂÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 1n
âÄÎâÇÕÔâ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÑÏ ÕÇÓÏËÚÇÔÍÑÌ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ÂÏË-
ÆËÐÑÍÔËâÐÕÂÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.67

µÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÖ 1t ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ËÊ ÕËÓÑÊËÐÂ ÒÑÆ ÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ ÍÂÓÃÑÐÂÕÂ ÅÖÂÐËÆËÐËâ.35 ¤ÖÂÐËÆËÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ Ä
ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÖÓÇËÆÐÞÌ.

£ ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÄÓÇÏâ Ä ØËÏËË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ ÛËÓÑÍÑ ÓÂÔÒÓÑ-
ÔÕÓÂÐÇÐÞ ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÞÇ ÔËÐÕÇÊÞ. £ ÓÂÃÑÕÇ 68 ÑÒËÔÂÐÑ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÏÑÐÑÂÎÎËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÖÓÇËÆÑÆËÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 4. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÎË ÊÂÍÓÇÒÎÇÐÐÖá ÐÂ ÒÑÎËÔÕËÓÑÎßÐÑÌ ÒÑÆÎÑÉÍÇ ÊÂÜËÜÇÐ-
ÐÖá ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÖ 5. ±ÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕß ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ
ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÂ ÐÂ ÔØÇÏÇ 1.

´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, ËÊ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÐÞØ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ
ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÓÂÙËÑÐÂÎßÐÞÌ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÂÄÕÑÓÂÏË
ÓÂÃÑÕ 13, 14.
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´ÂÃÎËÙÂ 3 (ÑÍÑÐÚÂÐËÇ).

³ÑÇÆË- n R ·ËÏËÚÇÔÍËÌ ÏÇÕÑÆ ¢ËÑØËÏËÚÇÔÍËÌ ÏÇÕÑÆ
ÐÇÐËâ
1, 2 ÖÔÎÑÄËâ ÔËÐÕÇÊÂ ÔÔÞÎÍË ÖÔÎÑÄËâ ÔËÐÕÇÊÂ ÔÔÞÎÍË

w 0 7 Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 41

x 0 CH2C6H3(OH)2-3,4 7 Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 41

y b 7 7 Agromyces, Chromobacterium ËÎË Cellulomonas, 53
×ÑÔ×ÂÕÐÞÌ ÃÖ×ÇÓ, 308³, 20 Ú

z c 7 7 Pseudomonas sp. AJ-11220, ÃÖ×ÇÓ Tris ëHCl (pH 8.5), 308C, 2 Ú 41
D-¤ËÆÂÐÕÑËÐÂÊÂ 1, H2O, 508C, 16.6 Ú, pH 8.5 49

±ÓËÏÇÚÂÐËÇ. Tris ì ÕÓËÔ(ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎ)ÂÏËÐÑÏÇÕÂÐ; ATPì ÂÆÇÐÑÊËÐÕÓË×ÑÔ×ÂÕ. aµÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÂ 1n ÒÑÎÖÚÇÐÂ ËÊ (2,5-ÆËÑÍÔÑËÏËÆÂÊÑÎË-

ÆËÐ-4-ËÎ)ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ; b ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÂ 1y ÒÑÎÖÚÇÐÂ ËÊ (2y); c ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÂ 1z ÒÑÎÖÚÇÐÂ ËÊ (2z).
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5. ³ËÐÕÇÊ ÖÓÇËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ

±ÓÑÔÕÇÌÛËÌ ÔÒÑÔÑÃ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ ÖÓÇËÎÇÐ-
ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ì ÕÇÓÏËÚÇÔÍÑÇ ÓÂÊÎÑÉÇÐËÇ ÔÑÎÇÌ
ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÒÓË 125 ë 3008C Ä ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÂÊÑÕÂ ÒÑÆ ÆÂÄ-
ÎÇÐËÇÏ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, àÕËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ÆËÐÂÕ-
ÓËÇÄÖá ÔÑÎß 6,60-ÖÓÇËÎÇÐÆËÅÇÍÔÂÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (6a).69

¥ÓÖÅÑÌ ÄÂÓËÂÐÕ ÔËÐÕÇÊÂ ÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕ
ÊÂÍÎáÚÂÇÕÔâ ÄÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÎÂÍÕÂÏÑÄ Ô ÏÑÚÇÄËÐÑÌ. ´ÂÍ,
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 6a,b ÒÑÎÖÚÂáÕ ÄÞÆÇÓÉËÄÂÐËÇÏ Ä ÂÄÕÑÍÎÂÄÇ
ÜÇÎÑÚÐÑÅÑ ÓÂÔÕÄÑÓÂ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÒÑÆÍËÔÎÇ-
ÐËÇÏ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË.70

©ÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐ 71 ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞÌ ÔÒÑÔÑÃ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÖÓÇËÎÇÐ-
ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ [HO2C(CH2)mNH]2CO (m=3ë5, 11) Ô
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÄÏÇÔÕÑ ÎÂÍÕÂÏÂ ËÊÃÞÕÍÂ o-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ.
°ÚËÔÕÍÖ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÒÓÑÄÑÆâÕ Ô ÒÑÏÑÜßá ÂÐËÑÐÑÑÃÏÇÐÐÑÌ
ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË.

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË b-ÂÓÑËÎÂÍÓËÎÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÏÑÚÇ-
ÄËÐÑÌ Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÖÔÎÑÄËÌ ÓÇÂÍÙËË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÓÂÊÎËÚ-
ÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ.

´ÂÍ, Ä ÍËÒâÜÇÏ àÕÂÐÑÎÇ ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ 7, Ä ÕÑ
ÄÓÇÏâ ÍÂÍ Ä ¥®¶¡ ì ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕÞ 8, ÍÑÕÑÓÞÇ ÎÇÅÍÑ
ÆÇÍÂÓÃÑÍÔËÎËÓÖáÕÔâ.72

¥Îâ ÔËÐÕÇÊÂ ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕ ÒÓËÏÇÐâáÕ ÕÂÍÉÇ ÓÇÂÍÙËË
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ô COCl2, CS2, 1,10-ÍÂÓÃÑÐËÎ-
ÆËËÏËÆÂÊÑÎÑÏ, 1,10-ÍÂÓÃÑÐËÎÆË(ÃÇÐÊÑÕÓËÂÊÑÎÑÏ) Ë ÆÓ.

´ÂÍ, ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË COCl2 ÐÂ ÆËàÕËÎ(ÂÏËÐÑ)ÏÂÎÑÐÂÕ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÓËÆËÐÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÏÑÚÇÄËÐÞ 9,
ÑÏÞÎÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÜÇÎÑÚßá ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕÇ
6c, Â ÍËÔÎÑÕÑÌ ì Í ÅËÆÂÐÕÑËÐÑÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ 10.73

£ ÓÂÃÑÕÇ 74 ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ
ÔÇÓÑÖÅÎÇÓÑÆÑÏ Ä ÃÇÐÊÑÎÇ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ à×ËÓ 1,10-ÍÂÓÃÑÐËÎ-
ÆË(×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ).

£ ÓÇÂÍÙËâØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ë ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ô CS2 ÒÇÓÄÑ-
ÐÂÚÂÎßÐÑ ÑÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ ÕËÑÏÑÚÇÄËÐÞ 11 ÑÍËÔÎâáÕ ÒÇÓÑÍ-
ÔËÆÑÏ ÄÑÆÑÓÑÆÂ (ËÎË ÅËÒÑØÎÑÓËÕÑÏ ÐÂÕÓËâ) ÆÑ ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕ 6.75 £ ÍËÔÎÑÌ ÔÓÇÆÇ ÒÇÓÄÞÇ
ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÍÂÓÃÑÍÔËÂÎÍËÎÕËÑÅËÆÂÐÕÑËÐÞ 12, Â ÄÕÑÓÞÇ ì
Ä ËØ ÍËÔÎÑÓÑÆÐÞÇ ÂÐÂÎÑÅË 13. £ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ (ÒÓË
n=3) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÃÑÚÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ N-ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÇ ÎÂÍÕÂÏÞ 14, 15. ¿ÕË ÔËÐÕÇÊÞ ÏÑÉÐÑ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÕß,
ËÔØÑÆâ ËÊ ÎÂÍÕÂÏÑÄ.76 ³ÖÜÇÔÕÄÇÐÐÞÏË ÐÇÆÑÔÕÂÕÍÂÏË ÏÇÕÑÆÂ
âÄÎâáÕÔâ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ ÕÑÍÔËÚÐÑÅÑ ÎÇÅÍÑÄÑÔÒÎÂÏÇÐâáÜÇÅÑÔâ
CS2 Ë ÃÑÎßÛÂâ ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕß ÔËÐÕÇÊÂ (ÆÑ 12 Ú).
ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ COS ÄÏÇÔÕÑ ÔÇÓÑÄÑÆÑÓÑÆÂ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ËÔÍÎá-
ÚËÕß ÔÕÂÆËá ÑÍËÔÎÇÐËâ ÕËÑÏÑÚÇÄËÐÞ, ÒÓË àÕÑÏ ÄÞØÑÆÞ
ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕ 6 ÔÑÔÕÂÄÎâáÕ*90%.77

H2NC(O)NH(CH2)5CO2Na
N2

2508C, 6 Ú
[NaO2C(CH2)5NH]2CO

6a (62%)

6a,b (52 ± 78%)

n= 2 (a), 4 (b).

( )n

N O
H

+
H2N NH2

O
1) NaOH, H2O

125 ± 3008C, 5 ± 10 Ú

2) HCl, H2SO4

( )n+3 ( )n+3

O

N
HH

N CO2HHO2C

Ar

O

CO2H
+

H2N NH2

O

EtOH, D

DMF

Ar

O

N

CO2H

NH2

O

7
Ar = 4-MeC6H4, 2-ÕÇÕÓÂÎËÎ.

Ar =Ph, 4-MeC6H4, 4-ClC6H4, 4-BrC6H4, 2-ÕÇÕÓÂÎËÎ.

H

140 ± 1508C
8

Ar

O

NH

CO2H
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O

NH C O2C O
2

NH2

CO2EtEtO2C

COCl2

Py

H+

6c

HN
N CO2H

O

O 10

O

N N CO2HHO2C
H H

HO7

9 (80%)

O

N N CO2Et

CO2Et

EtO2C

EtO2C

H H

OO

N

O

O

O

R1R2N
H

CH2

R1, R2 = Alk, Het; Fmoc Ð 9-×ÎÖÑÓÇÐËÎÏÇÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ,

CF3CO2H

CH2Cl2, 10 ÏËÐ

OHO

N

O

O

O

R1R2N
H

4 (90 ± 96%)

CH2

Ð ÒÑÎËÏÇÓ, DIPEAì N,N-ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎàÕËÎÂÏËÐ.

OO

FmocHN

O 5

O
CH2

OO

H2N

O

O
CH2

20%-ÐÞÌ Py, DMF

20 ÏËÐ

OO

N

O

O
3-NO2C6H4O

O

H

R1R2NH

DMF, 15 ÏËÐ

CH2

3-NO2C6H4OCOCl

DIPEA, THF±CH2Cl2, 30 ÏËÐ

³ØÇÏÂ 1
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µÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕÂ 6d ÅÎÂÆÍÑ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ ËÊ ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ 1,10-ÍÂÓÃÑÐËÎÆËËÏËÆÂÊÑÎÂ.78

¯ÂËÃÑÎÇÇ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÌ ÔÒÑÔÑÃ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÖÓÇËÆÑÆË-
ÍËÔÎÑÕ ì ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÞÌ ÔËÐÕÇÊ, ÒÑÊÄÑÎâáÜËÌ ÒÑÎÖÚÂÕß ÍÂÍ
ÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞÇ, ÕÂÍ Ë ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ. ¢ÑÎß-
ÛËÐÔÕÄÑ ÏÇÕÑÆËÍ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÑ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 1,3,3-ÕÓË-
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÏÑÚÇÄËÐ ÐÂ ÒÑÎËÔÕËÓÑÎßÐÑÌ ÒÑÆÎÑÉÍÇ (ÔÏ., ÐÂ-
ÒÓËÏÇÓ,79, 80).

¯ÇÆÂÄÐÑ 1,10-ÍÂÓÃÑÐËÎÆË(ÃÇÐÊÑÕÓËÂÊÑÎ) ÃÞÎ ÖÔÒÇÛÐÑ ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÐ 81 Ä ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ ÖÓÇË-
ÆÑÆËÍËÔÎÑÕ 16a ë g, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÆÄÂ ÓÂÊÐÞØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÐÞØ
ÑÔÕÂÕÍÂ (ÕÂÃÎ. 4). ¥Îâ ÑÚËÔÕÍË ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÑÕ ÒÓËÏÇÔË ÃÇÐÊÑ-
ÕÓËÂÊÑÎÂ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÂ ÇÅÑ àÍÔÕÓÂÍÙËâ ÃÑÓÂÕÐÞÏ ÃÖ×ÇÓÐÞÏ
ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ (pH 9.2). µÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕÞ 16a ë g ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô
ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ë ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÕÇÒÇÐßá ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ
ÚËÔÕÑÕÞ (ÔÏ. ÕÂÃÎ. 4).

R1=Bn, R2=CH2OBut (a); R1=Pri, R2=CH2OBut (b);
R1= (CH2)2SMe, R2=Bui (c); R1= (CH2)2C(O)NH2,
R2= (CH2)3NHC(=NH)NHNO2 (d); R1=H, R2=CH2Ind (e);
R1=CH2Ind, R2=CH2Im (f); R1=CH2Im, R2= (CH2)2CO2Me (g);
Im=3-ÕÓËÕËÎËÏËÆÂÊÑÎ-5-ËÎ.

III. ·ËÏËÚÇÔÍËÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ
ÖÓÇËÆÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ

1. ®ÇØÂÐËÊÏ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÖÓÇËÆÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ
Ä ÅËÆÂÐÕÑËÐÞ

¯ÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÐÇÄÞÔÑÍÖá ÓÇÂÍÙËÑÐÐÖá ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÖÓÇËÆÑ-
ÍËÔÎÑÕ, ËÊÄÇÔÕÐÑ ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÒÓËÏÇÓÑÄ ËØ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÒÓÇ-
ÄÓÂÜÇÐËÌ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ. ¯ÂËÃÑÎßÛÇÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ
ÓÂÃÑÕ ÒÑÔÄâÜÇÐÑ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ 1 Ë ËØ à×ËÓÑÄ 17 Ä
ÅËÆÂÐÕÑËÐÞ 2.11, 28, 60, 61, 82 ë 91

²ÇÂÍÙËá ÑÃÞÚÐÑ ÒÓÑÄÑÆâÕ Ä ÍËÔÎÑÌ, ÓÇÉÇ Ä ÜÇÎÑÚÐÑÌ
ÔÓÇÆÇ; Ä ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÒÓÑÙÇÔÔ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÃÇÊ ÓÂÙÇÏË-
ÊÂÙËË.

¯Â ÒÓËÏÇÓÇ N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ 18 ÒÑÆÓÑÃÐÑ
ËÊÖÚÇÐÞ 11, 84 ÍËÐÇÕËÍÂ Ë ÏÇØÂÐËÊÏ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÖÓÇËÆÑÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ä ÅËÆÂÐÕÑËÐÞ.

n= 3± 5; X = S (12, 14), O (13, 15).
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+
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* *
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16a ± g (70 ± 100%)
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* *

R1 = Alk, Ar, Het, ArAlk; R2 = H (1), Alk (17).
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´ÂÃÎËÙÂ 4. ¯ÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞÇ ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕÞ 16a ë g.81

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 16 ¡ÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂ 1 ¡ÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂ 2 ee, %

a Phe Ser(But) 95
b Val Ser(But) 74
c Met Leu 80
d Gln Arg(NO2) 97
e Gly Trp 71
f Trp His(Trt) 79
g His(Trt) Glu(OMe) 91

µÔÒÇØË ØËÏËË 75 (3) 2006 223



¿ÕÂ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÑÃÜÇÅÑ ÍËÔÎÑÕÐÑ-ÑÔÐÑ'Ä-
ÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ Ë ÄÍÎáÚÂÇÕ ÂÕÂÍÖ ÏÑÚÇÄËÐÐÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ ÐÂ
ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ.84

±ÑÆÓÑÃÐÞÌ ÂÐÂÎËÊ ÏÇØÂÐËÊÏÂ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ä ÍËÔÎÞØ
ÖÔÎÑÄËâØ ÐÇ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÔÆÇÎÂÕß ÑÆÐÑÊÐÂÚÐÑÅÑ ÄÞÃÑÓÂ ÏÇÉÆÖ
ÑÃÜËÏ ÍËÔÎÑÕÐÞÏ ÍÂÕÂÎËÊÑÏ (ÒÖÕß a) Ë ÍËÐÇÕËÚÇÔÍË àÍÄËÄÂ-
ÎÇÐÕÐÞÏ ÔÒÇÙË×ËÚÇÔÍËÏ ÍÂÕÂÎËÊÑÏ (ÒÖÕß b).84

³ÍÑÓÑÔÕß ÙËÍÎËÊÂÙËË ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÑÃÜÇÅÑ
ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ ÔÎËÛÍÑÏ ÄÇÎËÍÂ ÆÎâ ÇÇ ÕÑÚÐÑÅÑ ÑÒÓÇÆÇ-
ÎÇÐËâ, ÒÑàÕÑÏÖ ËÊÏÇÓÇÐËâ ÒÓÑÄÑÆËÎËÔß ÆÎâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖá-
ÜËØ ÔÎÑÉÐÞØ à×ËÓÑÄ, ÓÇÂÍÙËâ ÍÑÕÑÓÞØ ÒÓËÏÇÓÐÑ Ä 30 ÓÂÊ
ÏÇÆÎÇÐÐÇÇ, ÄÇÓÑâÕÐÑ, ËÊ-ÊÂ ÃÑ'ÎßÛËØ ÔÕÇÓËÚÇÔÍËØ ÊÂÕÓÖÆÐÇ-
ÐËÌ, ÔÑÊÆÂÄÂÇÏÞØ OEt-ÅÓÖÒÒÑÌ ÒÓË ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËË ÕÇÕÓÂàÆÓË-
ÚÇÔÍËØ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ T+ Ë T0. °ÉËÆÂÇÏÑÇ ËÊÏÇÐÇÐËÇ
ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ ÒÇÓÇØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÔÕÑâÐËâ ÒÓË ÊÂÏÞÍÂÐËË ÙËÍÎÂ Ä
ÖÔÎÑÄËâØ ÑÃÜÇÅÑ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ, ÇÔÎË N-ÏÇÕËÎßÐÖá
ÅÓÖÒÒÖ Ä ÖÓÇËÆÐÑÏ ×ÓÂÅÏÇÐÕÇ ÊÂÏÇÐËÕß ÐÂ N-×ÇÐËÎßÐÖá,
ÏÑÉÐÑ ÑÕÓÂÊËÕß ÐÂ ÆËÂÅÓÂÏÏÇ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÓÇÂÍÙËÑÐ-
ÐÞØ ÍÑÑÓÆËÐÂÕ ®ÖÓÂ °'¶ÇÓÓÂÎÎÂ ë¥ÉÇÐÍÔÂ.92 £ ÓÂÃÑÕÇ 84

ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÐÞÇ ÒÖÕË a Ë b ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ Ä ÄËÆÇ ÒÂÓÐÑÌ
ÆËÂÅÓÂÏÏÞ, ËÊ ÍÑÕÑÓÑÌ ÔÎÇÆÖÇÕ, ÚÕÑ ÎËÏËÕËÓÖáÜÇÌ ÔÕÂÆËÇÌ
àÕËØ ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÕÇÕÓÂàÆÓËÚÇÔÍÑÅÑ
ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ T+.

R=Ph.

±ÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÑÃÜÇÅÑ ÑÔÐÑ'ÄÐÑÅÑ ÍÂÕÂ-
ÎËÊÂ ÎËÏËÕËÓÖáÜÇÌ ÔÕÂÆËÇÌ âÄÎâÇÕÔâ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑÇ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ ÒÑ ÓÇÂÍÙËË (7).

R=H, Et.

´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, ÒÓË ÑÃÜÇÏ ÑÔÐÑ'ÄÐÑÏ ËÎË ÍËÔÎÑÕÐÑÏ
ÍÂÕÂÎËÊÇ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÏÞÇ ÏÇØÂÐËÊÏÞ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÄÍÎáÚÂáÕ
ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÖá ÂÕÂÍÖ sp2-ÅËÃÓËÆËÊÑÄÂÐÐÑÌ NH-ÅÓÖÒÒÞ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÄâÊË C7N Ë ÆÇÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËÇ ÎËÃÑ ÍÂÍ
ÔËÐØÓÑÐÐÖá ÓÇÂÍÙËá (ÓÇÂÍÙËâ (7)), ÎËÃÑ ÍÂÍ ÑÕÆÇÎßÐÖá
ÔÕÂÆËá (ÒÖÕß a). ±ÓË ÑÔÐÑ'ÄÐÑÏ ÍÂÕÂÎËÊÇ ÆÇÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËÇ
ÏÑÚÇÄËÐÞ ÐÇ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÑÕÆÇÎßÐÑÌ, ÎËÏËÕËÓÖáÜÇÌ ÔÕÂ-
ÆËÇÌ, ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ÆÎâ àÕÑÅÑ ÕÓÇÃÖÇÕÔâ, ÚÕÑÃÞ ÓÇÒÓÑÕÑÐË-
ÓÑÄÂÐËÇ ÖÓÇËÆÑ-ÂÐËÑÐÂ ÒÓÑËÔØÑÆËÎÑ ÏÇÆÎÇÐÐÇÇ, ÚÇÏ ÐÖÍ-
ÎÇÑ×ËÎßÐÑÇ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ N7 Í ÅÓÖÒÒÇ CO2R. ·ÑÕâ ÒÑÔÎÇÆ-
Ðââ ÓÇÂÍÙËâ âÄÎâÇÕÔâ ÄÇÔßÏÂ ÃÞÔÕÓÑÌ, ÓÇÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËÇ
ÖÓÇËÆÑ-ÂÐËÑÐÂ ÆÑÎÉÐÑ ÒÓÑËÔØÑÆËÕß ÔÑ ÔÍÑÓÑÔÕßá ÍÂÍ ÏËÐË-
ÏÖÏ Ä 100 ÓÂÊ ÃÑÎßÛÇÌ. ®ÇØÂÐËÊÏÞ, ÄÍÎáÚÂáÜËÇ ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇ ËÏËÐÑÎßÐÑÅÑ ÕÂÖÕÑÏÇÓÂ ÏÑÚÇÄËÐÞ (ÓÇÂÍÙËâ (8)), ÏÑÉÐÑ
ÕÂÍÉÇ ËÔÍÎáÚËÕß.

¸ËÍÎËÊÂÙËâ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÍÂÍ ÑÃÜÇÅÑ ÑÔÐÑ'ÄÐÑÅÑ, ÕÂÍ Ë
ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ ØÂÓÂÍÕÇÓËÊÖÇÕÔâ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÞÏ ÄÎËâ-
ÐËÇÏ ÔÕÇÓÇÑàÎÇÍÕÓÑÐÐÞØ ×ÂÍÕÑÓÑÄ. £ ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËË A ÑÔÐÑÄ-
ÐÑÅÑ ÔÑÔÕÑâÐËâ ÕÑÎßÍÑ ÂÕÑÏ ³(1) ÏÑÉÇÕ ÐÂØÑÆËÕßÔâ ÄÐÇ
ÒÎÑÔÍÑÔÕË, ÑÒÓÇÆÇÎâÇÏÑÌ ÖÓÇËÆÑ-ÅÓÖÒÒÑÌ, ÕÂÍ ÚÕÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇ ÔÄâÊË ÏÇÉÆÖ ÂÕÑÏÂÏË ³(1) Ë N(5) ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÐÇÄÑÊ-
ÏÑÉÐÑ. ¥Îâ ÕÑÅÑ ÚÕÑÃÞ àÕË ÂÕÑÏÞ ÏÑÅÎË ÑÃÓÂÊÑÄÂÕß ÔÄâÊß,
ÆÑÎÉÐÑ ÒÓÑËÔØÑÆËÕß ÄÓÂÜÇÐËÇ ÄÑÍÓÖÅ ÔÄâÊË ³(2)7N(3) Ë
ÄÑÍÓÖÅ ÑÆÐÑÌ ËÊ ÏÑÚÇÄËÐÐÞØ C7N-ÔÄâÊÇÌ. °ÚÇÄËÆÐÑ, ÚÕÑ
ÐÂËÃÑÎÇÇ à××ÇÍÕËÄÐÞÏ âÄÎâÇÕÔâ ÄÓÂÜÇÐËÇ ÄÑÍÓÖÅ ÔÄâÊË
³(4)7N(5) (ÒÇÓÇØÑÆ ¡.£), ÕÂÍ ÍÂÍ ÒÓË àÕÑÏ ÐÂÓÖÛÂÇÕÔâ
p-ÔÑÒÓâÉÇÐËÇ Ë ÔÕÂÐÑÄËÕÔâ ÆÑÔÕÖÒÐÑÌ ÚÂÔÕËÚÐÑ ÎÑÍÂÎËÊÑ-
ÄÂÐÐÂâ ÐÇÒÑÆÇÎÇÐÐÂâ ÒÂÓÂ àÎÇÍÕÓÑÐÑÄ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ, ÍÑÕÑÓÞÌ
ÆÑÎÉÇÐ ÆÇÌÔÕÄÑÄÂÕß ÍÂÍ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎ.

£ÇÓÑâÕÐÑ, Ä ÑÃÑËØ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÐÞØ ÄÞÛÇ ÏÇØÂÐËÊÏÂØ
ÓÇÂÎËÊÖÇÕÔâ ËÏÇÐÐÑ ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËâ £. °ÃÜËÌ ÑÔÐÑ'ÄÐÞÌ ÍÂÕÂ-
ÎËÊ ÚÂÔÕËÚÐÑ ÄÑÔÔÕÂÐÂÄÎËÄÂÇÕ ÒÑÕÇÓâÐÐÖá ÆÇÎÑÍÂÎËÊÂÙËá Ä
ÒÇÓÇØÑÆÐÑÏ ÔÑÔÕÑâÐËË ÆÎâ ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÅÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ Í
ÅÓÖÒÒÇ CO2R. £ ÖÔÎÑÄËâØ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ ÚÂÔÕËÚÐÑ
ÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ CO2R àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÂ Ë ÏÑÉÇÕ
ÓÇÂÅËÓÑÄÂÕß ÃÇÊ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑÌ ÂÍÕËÄÂÙËË.

¡ÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 11 ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÍËÐÇÕËÍÂ ÒÓÑÙÇÔÔÂ
ËÏÇÇÕ ÒÇÓÄÞÌ ÒÑÓâÆÑÍ ÒÑ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÇ Ë ÓÇÂÍÙËâ ÊÐÂÚË-
ÕÇÎßÐÑ ÖÔÍÑÓâÇÕÔâ ÒÓË ÖÏÇÐßÛÇÐËË pH. ¸ËÍÎËÊÂÙËâ ÖÓÇËÆÑ-
ÍËÔÎÑÕ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÎÇÅÚÇ ÒÓË ÖÄÇÎËÚÇÐËË ÑÃÝÇÏÂ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ä
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÐÑÏ ×ÓÂÅÏÇÐÕÇ Ë ÓÑÔÕÇ ÇÅÑ ÅËÆÓÑ×ÑÃÐÑÔÕË.

HAÐ ÍËÔÎÑÕÂ; R=Me, Ph.
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2. ²ÇÂÍÙËË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÖÓÇËÆÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ

¸ËÍÎËÊÂÙËâ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÒÓËÄÎÇÍÂÇÕ ÄÐËÏÂÐËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂ-
ÕÇÎÇÌ ÍÂÍ ÏÇÕÑÆ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ÏÑÚÇÄËÐÞ. ¤ËÆÂÐÕÑËÐÞ
ÕÂÍÉÇ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÂÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÖÓÇËÆÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ.

£ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ 3-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑ-b-ÍÂÓÃÑÎËÐÑÄ 19 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÍËÔÎÑÌ ÔÓÇÆÇ ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 20, ÒÓËÏÇÐâÇÏÞÏ
ÍÂÍ ÂÐÕËÅËÒÑÍÔËÚÇÔÍËÇ Ë ÒÔËØÑÕÓÑÒÐÞÇ ÂÅÇÐÕÞ.85

¡ÏËÆ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ 21 Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕ ÔÒËÓÑÅËÆÂÐÕÑËÐ 22.86

ªÔØÑÆâ ËÊ ÆËÖÓÇËÆÑÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 23 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ
ÂÎÎÂÐÕÑËÐ (24),87 ÍÑÕÑÓÞÌ ÖÔÍÑÓâÇÕ ÊÂÉËÄÎÇÐËÇ ÓÂÐ. ±ÓË
ÑÍËÔÎÇÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 23 ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 1,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-4,6-
ÆËÑÍÔÑ-1,3,5-ÕÓËÂÊËÐ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (25).88

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ (S)-(2-ÕËÇÐËÎ)ÖÓÇËÆÑÖÍÔÖÔÐÂâ
ÍËÔÎÑÕÂ (26) ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÕËÑÐËÎØÎÑÓËÆÂ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä
(S)-2-ÂÏËÐÑ-4-(2-ÕËÇÐËÎ)-4H-ÑÍÔÂÊÑÎ-5-ÑÐ (27), Â ÐÇ Ä ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ ÅËÆÂÐÕÑËÐ.89

¬ËÔÎÑÕÐÑ-ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-2,2-
ÆË×ÇÐËÎÂÏËÐÑÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÄÑÆÐÑÏÏÇÕËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í 5,5-ÆË×ÇÐËÎÅËÆÂÐÕÑËÐÖ.11 ±ÑÔÎÇÆÐËÌ ËÊÄÇÔÕÇÐ

ÒÑÆ ÐÂÊÄÂÐËÇÏ ÆË×ÇÐËÐ ÍÂÍ ÂÐÕËÍÑÐÄÖÎßÔÂÐÕÐÞÌ Ë ÂÐÕË-
ÂÓËÕÏËÚÇÔÍËÌ ÒÓÇÒÂÓÂÕ.93 ë 97

ªÊ ÆËÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 2,9-ÆËÖÓÇËÆÑÆÇÍÂÐÆËÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (28) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË HCl ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËÌ 4,40-ÅÇÍÔÂÏÇÕËÎÇÐÆËÅËÆÂÐÕÑËÐ (29).90

£ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ N-(2-ØÎÑÓàÕËÎÍÂÓÃÂ-
ÏÑËÎ)ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÅÎËÙËÐÂ, ÄÂÎËÐÂ Ë ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ
Cl(CH2)2NHC(O)NHCHRC(O)X (R=H, Pri, Bn; X=OH,
OAlk, NH2) Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ R Ë ÑÕ ÖÔÎÑÄËÌ
ÓÇÂÍÙËË ÒÓËÄÑÆËÕ Í ËÏËÆÂÊÑÎËÆÑÐÂÏ 30, ÑÍÔÂÊÑÎËÐÂÏ 31 ËÎË
ÅËÆÂÐÕÑËÐÂÏ 32.98

±ÑÆÑÃÐÑ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÂÏ ÖÓÇËÆÑÎÂÍÕÑÐ 33 ÒÑÆ ÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ ÐËÕÓÑÊÑÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÞÄÂÇÕÔâ Ä ÅËÆÂÐ-
ÕÑËÐ.91

µÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ 1 ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔØÑÆÐÞÏË ÄÇÜÇÔÕÄÂÏË Ä
ÔËÐÕÇÊÇ Ë ÆÓÖÅËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ´ÂÍ, ÑÒË-
ÔÂÐÑ 99 ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÆÑ ÖÓÇËÆÑÔÒËÓÕÑÄ 34,
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÔÑ ÔÏÇÔßá NOëO2 Ä
ÓÂÔÕÄÑÓÇ ÎËÃÑ ÐÂ ÕÄÇÓÆÑÌ ×ÂÊÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÍÔÂÊÑÎËÆËÐÑÐÂÏ
35.

¯ÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑÇ ÐËÕÓÑÊËÓÑÄÂÐËÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÖÓÇËÆÑ-
ÍËÔÎÑÕ 1 (R1, R2 6�H) ÒÓËÄÑÆËÕ Í N-ÍÂÓÃÑÍÔËÂÐÅËÆÓËÆÂÏ
a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ (ÑÍÔÂÊÑÎËÆËÐ-2,5-ÆËÑÐÂÏ) 36, ÍÑÕÑÓÞÇ ÏÑÅÖÕ
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ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ Ä ÒÇÒÕËÆÐÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ.100 ±ÓÑÙÇÔÔ ÒÓÑÕÇ-
ÍÂÇÕ ÃÇÊ ÓÂÙÇÏËÊÂÙËË, ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐ-
ÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÍÂÍ Ä ÓÂÔÕÄÑÓÇ, ÕÂÍ Ë ÐÂ ÐÑÔËÕÇÎÇ.

´ÓÇØÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÂâ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ Ä ÑÆÐÑÏ ÓÇÂÍÕÑÓÇ (äone-
potã) ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ 1, b-ÍÇÕÑà×ËÓÑÄ Ë ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ âÄÎâÇÕÔâ
ÄÇÔßÏÂ ÏÐÑÅÑÑÃÇÜÂáÜÇÌ Ä ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍÑÏ ÒÎÂÐÇ, ÒÑÔÍÑÎßÍÖ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÑÐÂÏ ¢ËÆÉËÐÇÎÎË 37.101 ±ÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ 37 ÑÃÎÂÆÂáÕ ÂÐÕËÄËÓÖÔÐÑÌ 102 Ë ÂÐÕËÅËÒÇÓÕÇÐÊËÄ-
ÐÑÌ 103 ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá, Â ÕÂÍÉÇ ÃÎÑÍËÓÖáÕ ÍÂÎßÙËÇÄÞÇ ÍÂÐÂÎÞ
Ä ÏÇÏÃÓÂÐÂØ ÍÎÇÕÍË.104

°ÒÕËÏÂÎßÐÞÏ âÄÎâÇÕÔâ ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÞÌ ÄÂÓËÂÐÕ àÕÑÌ
ÓÇÂÍÙËË, ÐÂÒÓËÏÇÓ ÆÎâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ GABA (ÔØÇÏÂ 2). ±ÓÑ-
ÆÖÍÕÞ 38 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ë ÎÇÅÍÑ ÃÇÐÊË-
ÎËÓÖáÕÔâ ÒÑ ÒÇÓË×ÇÓËÌÐÑÌ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ Ä
ÊÂÜËÜÇÐÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 39.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÅÎË-
ÙËÐÂ 17a Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÏÂÎÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä POCl3 (ËÎË
Ä Ac2O) ÒÑÎÖÚÇÐÞ 5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÂÓÃËÕÖÓÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ 40,105 ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÄÞÓÂÉÇÐÐÞÏ ÔÇÆÂÕËÄÐÞÏ
à××ÇÍÕÑÏ.106 £ ÑÃÜÇÏ ÄËÆÇ ÓÇÂÍÙËË ÐÂÒÑÏËÐÂáÕ ÍÎÂÔÔË-
ÚÇÔÍËÌ ÔËÐÕÇÊ ÃÂÓÃËÕÖÓÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 107 Ë ÇÇ N- (ÔÏ.108) Ë
³(5)-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ (ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÙËÍÎÑÃÂÓÃËÕÂÎÂ 109).

¿×ËÓÞ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÅÎËÙËÐÂ 17, ÍÂÍ Ë ÔÂÏÂ ÏÑÚÇÄËÐÂ,110

ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÑÍÔÂÎËÎØÎÑÓËÆÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËÇ ÒÂÓÂÃÂÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 41.111, 112 °ÍÔÂÎÑÏÑÚÇÄËÐÂ Ä
POCl3 ÕÂÍÉÇ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä ÒÂÓÂÃÂÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ.113

µÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ 1 ÂÎÍËÎËÓÖáÕ ÒÑ NH2-ÅÓÖÒÒÇ ÐÇÍÑÕÑ-
ÓÞÏË ÔÒËÓÕÂÏË; ÐÂÒÓËÏÇÓ, N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÎÇÌÙËÐ (1j) ÓÇÂÅË-
ÓÖÇÕ Ô ÍÔÂÐÕÇÐ-9-ÑÎÑÏ Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ.114

°ÒËÔÂÐÑ 115 ÕÂÍÉÇ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ N-ÍÂÓ-
ÃÂÏÑËÎÅÎËÙËÐÂ 17b (ÔÏ.116) ÃÓÑÏÂÐÅËÆÓËÆÂÏË ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ (Ä ÒÓËÄÇÆÇÐÐÑÏ ÐËÉÇ ÒÓËÏÇÓÇ ÔËÐÕÇÊÂ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 42 ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÕÂÍÉÇ àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ HBr).115

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 17b ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ×ÕÑÓÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕ N,N-ÆË-
×ÕÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 43.117

R1, R2, R3, R4 = Alk, Ar.
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°ÍËÔÎÇÐËÇ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ 1aa ÅËÒÑØÎÑÓËÕÑÏ ÐÂÕÓËâ ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÏÖ ÅËÆÓÂÊËÐÖ 44 Ô ÔÑØÓÂÐÇÐËÇÏ
ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÅÑ ÙÇÐÕÓÂ.118

¯ËÕÓËÕ ÐÂÕÓËâ Ä ÏÖÓÂÄßËÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ÐËÕÓÑÊËÓÖÇÕ ÖÓÇË-
ÆÑÍËÔÎÑÕÞ ÒÑ NH-ÅÓÖÒÒÇ,13 ÕÂÍ ÉÇ ÍÂÍ ÏÑÐÑÏÇÕËÎÏÑÚÇÄËÐÖ
(ÔÏ.107, ÔÕÓ. 373). ¥ÇÌÔÕÄËÇ ÐËÕÓÑÊÑÂÓÇÐÑÄ ÐÂ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ
1 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÄÄÑÆËÕß ÂÓËÎßÐÞÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß Ä ÒÇÓÄËÚÐÖá
ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÖ.119

¿ÎÇÍÕÓÑØËÏËÚÇÔÍÑÇ ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕ Ë ËØ ÕËÑ-
ÂÐÂÎÑÅÑÄ [HO2C(CH2)nNH]CX (X=O, S; n=3, 5) ÔÑ ÔÄËÐÙÑ-
ÄÞÏ ÍÂÕÑÆÑÏ Ë PbO2-ÂÐÑÆÑÏ Ä ÔÇÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÏÑÚÇÄËÐÇ Ë âÐÕÂÓÐÑÌ (ÒÓË n=3) ËÎË ÂÆËÒËÐÑÄÑÌ (n=5)
ÍËÔÎÑÕÇ.120

3. µÓÇËÆÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÔËÐÕÇÊÇ
N-ÍÂÓÃÑÍÔËÂÎÍËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ

±ÇÓÄÑÇ ÔÑÑÃÜÇÐËÇ 121 Ñ ÔËÐÕÇÊÇ 2-ÏÑÐÑ- Ë 2,6-ÆËÍÂÓÃÑÍÔËÂÎ-
ÍËÎÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ ÒÑâÄËÎÑÔß Ä 1962 Å. 2-(¬ÂÓÃÑÍÔËÏÇÕËÎ)-
ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎ (45a) ÒÑÎÖÚÇÐ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-
ÅÎËÙËÐÂ (1a) Ô 4,5-ÆËÅËÆÓÑÍÔËËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐ-2-ÑÐÑÏ (¥¤ª)
(46a). £ ÔÎÖÚÂÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÅÎËÙËÐÂ (1a) Ô
ÅÎËÑÍÔÂÎÇÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÓÇÅËÑËÊÑÏÇÓÞ: 2,6-ÃËÔ(ÍÂÓÃÑÍÔË-
ÏÇÕËÎ)ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎ (47) Ë 2,8-ÃËÔ(ÍÂÓÃÑÍÔËÏÇÕËÎ)ÅÎËÍÑÎß-
ÖÓËÎ (48), ÑÆÐÂÍÑ ËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÃÞÎ ÄÞÆÇÎÇÐ ÕÑÎßÍÑ
2,8-ËÊÑÏÇÓ (ÄÞØÑÆ 14%).

¡ÄÕÑÓÂÏË ÆÂÐÐÑÅÑ ÑÃÊÑÓÂ ÐÇÆÂÄÐÑ ÃÞÎÑ ÒÑÍÂÊÂÐÑ,122 ÚÕÑ
ÓÇÂÍÙËâ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÅÎËÙËÐÂ (1a) Ô ÅÎËÑÍÔÂÎÇÏ ÒÓËÄÑÆËÕ ÐÇ
ÕÑÎßÍÑ Í ÃËÔ(ÍÂÓÃÑÍÔËÂÎÍËÎ)ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÂÏ 47 Ë 48, ÐÑ Ë Í
ÃËÔÒÓÑÆÖÍÕÖ 49. ªÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÆÓÑÃÐÑÌ ÍÓËÔÕÂÎÎË-
ÊÂÙËÇÌ ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ ÔÐÂÚÂÎÂ ÃËÔÒÓÑÆÖÍÕ 49 (ÄÞØÑÆ 20%), Â
ÊÂÕÇÏ ÔÏÇÔß ÓÇÅËÑËÊÑÏÇÓÑÄ 47 Ë 48 Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 1 : 1 (ÄÞ-
ØÑÆ 12%).

³ ÙÇÎßá ÓÂÔÛËÓÇÐËâ ÍÓÖÅÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞØ N-ÍÂÓÃ-
ÑÍÔËÂÎÍËÎÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ 45 Ë ÆÎâ ÒÑËÔÍÂ ÑÒÕËÏÂÎßÐÞØ ÖÔÎÑ-

ÄËÌ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ÒÓÑÄÇÆÇÐÑ ÔËÔÕÇÏÂÕËÚÇÔÍÑÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂ-
ÐËÇ 123 ÓÇÂÍÙËÌ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ 1 Ô 4,5-ÆËÅËÆÓÑÍÔËËÏËÆÂÊÑ-
ÎËÆËÐ-2-ÑÐÑÏ 46 Ë ÇÅÑ ÂÎÍËÎßÐÞÏË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË. ¡ÄÕÑÓÞ
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÎË ÊÂÄËÔËÏÑÔÕß ÄÞØÑÆÑÄ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÑÕ ÒÓÑÆÑÎ-
ÉËÕÇÎßÐÑÔÕË ÒÓÑÙÇÔÔÂ, ÐÂÎËÚËâ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ö ÂÕÑÏÑÄ ÂÊÑÕÂ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ¥¤ª, Â ÕÂÍÉÇ ÑÕ ÆÎËÐÞ ÂÎÍËÎßÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ
Ä ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÂØ 1Â ë e (ÕÂÃÎ. 5).123

³ËÐÕÇÊ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ 45a ë e ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÄÑÆÐÑÌ HCl
(pH 1 ë 2) ÒÓË 808C (ÔÏ. ÕÂÃÎ. 5).

£ÞØÑÆÞ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ 45a ë e ÖÏÇÐßÛÂáÕÔâ ÍÂÍ ÒÓË
ÒÇÓÇØÑÆÇ ÑÕ ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ¥¤ªÍ ÇÅÑ ÆËÂÎÍËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ,
ÕÂÍ Ë ÒÓË ÖÆÎËÐÇÐËË ÍÂÓÃÑÍÔËÂÎÍËÎßÐÑÌ ÙÇÒË Ä ËÔØÑÆÐÞØ
ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÂØ 1Â ë d. ªÊ-ÊÂ ÃÑÎßÛÑÌ ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕË
ÓÇÂÍÙËË ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÞ 45d,e ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ÕÑÎßÍÑ ËÊ ÐÇÊÂ-
ÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ¥¤ª. °ÒÕËÏÂÎßÐÂâ ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕß ÔËÐÕÇÊÂ
ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ 45a ë e ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÂ Ä ÕÂÃÎ. 5.

£ ËÊÖÚÇÐÐÞØ ÓÇÂÍÙËâØ ÒÓÑÕÇÍÂáÕ ÆÄÂ ÒÑÃÑÚÐÞØ ÒÓÑÙÇÔÔÂ:
ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 46 Ë ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ
1a,b Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÅËÆÂÐÕÑËÐÞ Ë ËØ ÂÐÂÎÑÅË.

¿ÕË ÒÓÑÙÇÔÔÞ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÔÐËÉÇÐËá ÄÞØÑÆÑÄ ÙÇÎÇÄÞØ
ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ 45. ¯ÂËÏÇÐÇÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞÏ Ä ÓÇÂÍ-
ÙËâØ c ÂÎÍËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ¥¤ª 46 (R2=Me, Et) ÑÍÂÊÂÎÔâ
N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-b-ÂÎÂÐËÐ (1b), ÍÑÕÑÓÞÌ Ä àÕËØ ÖÔÎÑÄËâØ ÒÓÂÍ-
ÕËÚÇÔÍË ÄÇÔß ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐ-2,4(1H,3H)-
ÆËÑÐ (2b).

Ph

CO2H

N

NH2

O

H

1aa

NaOCl, KOH

H2O

Ph

CO2H

NHNH2

44

HO

O

N

Me

N

O

Ph

H H

+ PhNO

1f

H

HO

O

N NH2

OMe

HO2C

NH

NH2

O
+

N

NHO

HO

O

H

H

HCl, H2O

1008C,
20 ± 25 ÏËÐ

1a 46a

N

N

N

N

OO

CO2H

H H

H

45a (43%)

1a+HC CH

O O

HCl, H2O

1008C, 20 ± 25 ÏËÐ
+

N

N

N

N

O O

HO2C

CO2HH

H

47

1 2
3

456
7
8

+

N

N

N

N

OO

HO2C CO2H

HH

48

+

CO2H

O

O

N

N

O O

N

N

O

O

HO2C

H

H

49

( )n

N

N

N

N

O O

O

R1

HR2

R2

45a ± e

+
HCl, H2O (pH 1)

808C, 1 ± 3 Ú

1a ± e

( )n
NH2

O

H
N

R1

O

N

NHO

HO

O

R2

R2

46

( )m

RN NR

O

O

2

46

1a,b

m=0

m=0, 1

m=0: R=H, Me, Et; m=1, R=H.

´ÂÃÎËÙÂ 5. ±ÑÎÖÚÇÐËÇ N-ÍÂÓÃÑÍÔËÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ 45a ë e.123

³ÑÇÆË- n R2 £ÓÇÏâ £ÞØÑÆ, ¤ÓÖÒÒÂ
ÐÇÐËâ ÓÇÂÍÙËË, Ú % ÔËÏÏÇÕÓËË
1, 45

a 1 H 3 68 C2/c, Z=8
Me 3 55 7
Et 3 15 7

b 2 H 1 58 P21/c,Z=4 (0.5H2O)
Me 2 45 Pna21, Z=4 (H2O)
Et 3 5 7

c 3 H 3 63 P21/c, Z=8
Me 3 39 P21, Z=2
Et 2 40 Pbca, Z=8

d 4 H 1 52 7
e a 1 H 1 40 7

aR1=NHCH2CO2H, ÆÎâ ÑÔÕÂÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ R1=OH.
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£ ÓÂÃÑÕÂØ 123, 124 ËÊÖÚÇÐÂ ÕÂÍÉÇ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÅÎËÍÑÎß-
ÖÓËÎÑÄ 45 Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÍÑÐÅÎÑÏÇÓÂÕÑÄ. ¥Îâ àÕÑÅÑ ËÔÔÎÇ-
ÆÑÄÂÎËÔß ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÞ 45a ë e, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÍÓËÔÕÂÎÎËÊÂÙËÇÌ
ËÊ H2O, 30%-ÐÑÅÑ ÄÑÆÐÑÅÑ MeOH Ë ÚËÔÕÑÅÑ MeOH. ±ÓËÅÑÆ-
ÐÞÇ ÆÎâ ÓÇÐÕÅÇÐÑÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ ÍÓËÔÕÂÎÎÞ ÃÞÎË
ÒÑÎÖÚÇÐÞ ËÊ H2O. ±ÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 45b (R2=H,
Me), 45c (R2=H, Et), 45d (R2=H) ÍÓËÔÕÂÎÎËÊÖáÕÔâ Ä ÄËÆÇ
ÓÂÙÇÏÂÕÑÄ Ä ÙÇÐÕÓÑÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ ÒÓÑÔÕÓÂÐÔÕÄÇÐÐÞØ ÅÓÖÒ-
ÒÂØ. 2-(¬ÂÓÃÑÍÔËÒÓÑÒËÎ)-6,8-ÆËÏÇÕËÎÅÎËÍÑÎßÖÓËÎ 45c (R2=
Me) ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ Ä ÄËÆÇ ÔÏÇÔË ÅÑÏÑØËÓÂÎßÐÞØ ÍÓËÔÕÂÎÎÑÄ,
ÓÂÊÎËÚÂáÜËØÔâ ÕÑÎßÍÑ ÄÇÎËÚËÐÑÌ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÄÓÂÜÇÐËâ.
¥Îâ ÑÆÐÑÅÑ ËÊ ÐËØ [a]D=+21.928 (Ô (ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËâ)=1.31,
H2O), Â ÆÎâ ÆÓÖÅÑÅÑ [a]D=718.688 (Ô=0.38, H2O). ¥ÓÖÅËÇ
×ËÊËÍÑ-ØËÏËÚÇÔÍËÇ ØÂÓÂÍÕÇÓËÔÕËÍË àÕËØ ÍÓËÔÕÂÎÎÑÄ ÑÆË-
ÐÂÍÑÄÞ. °ÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÍÑÐÅÎÑÏÇÓÂÕÑÄ ÒÓË ÍÓËÔÕÂÎÎËÊÂÙËË
ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÂ 45c (R2=Me) ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐÑ ÆÂÐÐÞÏË ²³¡
(ÒÓÑÔÕÓÂÐÔÕÄÇÐÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ P21) (ÓËÔ. 1).124

¥Îâ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ N-ÍÂÓÃÑÍÔËÂÎÍËÎÅÎË-
ÍÑÎßÖÓËÎÑÄ 45, ÐÇ ÑÃÓÂÊÖáÜËØ ÍÑÐÅÎÑÏÇÓÂÕÑÄ, ÃÞÎÂ ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ £¿¨· ÐÂ ØËÓÂÎßÐÞØ ×ÂÊÂØ. ¿ÕËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ
ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÑ ÖÔÒÇÛÐÑÇ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËÇ ÓÂÙÇÏÂÕÑÄ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
45a (R2=H, Me) Ë 45b (R2=H). ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ
ÐÂÎËÚËÇ ÏÇÕËÎßÐÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ (ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 45a (R2=
Me)) ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕ, Â ÖÆÂÎÇÐËÇ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÑÕ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂ ÐÂ ÑÆÐÑ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÇ ÊÄÇÐÑ (ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 45b
(R2=H)) ÖÏÇÐßÛÂÇÕ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇ-
ÓÑÄ ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇ-
ÓÑÄ ÅÎËÙËÐÂ 45Â (R2=H).123

°ÒËÔÂÐÑ 125 ÒÑÎÖÚÇÐËÇ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,5-
ÆËÂÓËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÃÇÐÊËÎÑÄÑÅÑ
à×ËÓÂ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÅÎËÙËÐÂ (17c) Ë ÆËÂÓËÎàÕÂÐÆËÑÐÑÄ.
¡ÄÕÑÓÞ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÎË a-ÆËÍÇÕÑÐÞ Ô à×ËÓÑÏ 17c Ä ÃÇÐÊÑÎÇ
Ô ÂÊÇÑÕÓÑÒÐÑÌ ÑÕÅÑÐÍÑÌ ÄÑÆÞ.±ÑÔÎÇÆÖáÜÇÇ ÑÏÞÎÇÐËÇ ÔÎÑÉ-
ÐÑà×ËÓÐÞØ ÅÓÖÒÒ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ 50 ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ
ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÂÏ 51.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÕÂÍËØ ÓÇÂÍÙËÌ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑÇ ÑÃÓÂ-
ÊÖÇÕÔâ 2,8-ËÊÑÏÇÓ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÂ 51 (ÆÎâ ÒÓÑÔÕÑÕÞ 2,6-ËÊÑ-
ÏÇÓ ÐÂ ÔØÇÏÇ ÐÇ ÒÓËÄÇÆÇÐ). £ ÔÎÖÚÂÇ Ar=Ph ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ
ÓÇÅËÑËÊÑÏÇÓÑÄ 2,8 : 2,6=8 : 1. ¿ÕÑÕ ×ÂÍÕ ÏÑÉÐÑ ÑÃÝâÔÐËÕß
ÔÎÇÆÖáÜËÏ ÏÇØÂÐËÊÏÑÏ ÓÇÂÍÙËË:

±ÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ Ä ÓÇÂÍÙËË ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 4,5-
ÆËÅËÆÓÑÍÔËËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐ-2-ÑÐÂ 52, ÍÑÕÑÓÑÇ ÒÑÔÎÇ ÒÓÑÕÑÐË-
ÓÑÄÂÐËâ ÏÑÉÇÕ ÅÇÐÇÓËÓÑÄÂÕß ÍÂÓÃÑÍÂÕËÑÐÞ 53 ËÎË 54. ±Ñ
ÏÐÇÐËá ÂÄÕÑÓÑÄ ÓÂÃÑÕÞ 125, ËÏÇÐÐÑ ÃÑÎÇÇ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞÌ
ÍÂÕËÑÐ 53 ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÃÑÎÇÇ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞÏ ÂÕÑÏÑÏ ÂÊÑÕÂ
ÏÑÚÇÄËÐÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ, ÚÕÑ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2,8-ËÊÑÏÇÓÖ ÅÎË-
ÍÑÎßÖÓËÎÂ 51a.

£ àÕÑÌ ÉÇ ÓÂÃÑÕÇ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÂ àÕÇÓË×ËÍÂÙËâ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ 51a (R=Ph) ÒÇÐÕÂ×ÕÑÓ×ÇÐÑÎÑÏ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÃËÔ(ÒÇÐÕÂ×ÕÑÓ×ÇÐËÎÑÄÞØ) à×ËÓÑÄ 55. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË
ÒÑÔÎÇÆÐËØ Ô ÂÏËÐÂÏË (Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ Ô ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË Ë
ÂÐËÎËÐÂÏË) ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 56.

Ar = Ph (a), C6H4OCH2CO2Bn-4 (b), C6H4OCH2CO2Et-4 (c).
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²ËÔ. 1. ®ÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 45c (R2=Me) (Â) Ë
ÔØÇÏÂ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÅÑÏÑØËÓÂÎßÐÞØ ÅÑ×ÓËÓÑÄÂÐÐÞØ ÔÎÑÇÄ Ä ÍÓË-
ÔÕÂÎÎÇ ÒÑÔÓÇÆÔÕÄÑÏ ÄÑÆÑÓÑÆÐÞØ ÔÄâÊÇÌ (b) (ÒÑ ÆÂÐÐÞÏ ²³¡, ÒÓÑ-
ÕÑÐÞ ÖÍÂÊÂÐÞ ÄÞÃÑÓÑÚÐÑ).124
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´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, N-ÍÂÓÃÑÍÔËÂÎÍËÎÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÞ ÏÑÉÐÑ
ÒÑÎÖÚÂÕß ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ë ËØ à×Ë-
ÓÑÄ ÍÂÍ Ô ¥¤ª, ÕÂÍ Ë Ô a-ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË.

4. ³ÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÇ ÔËÐÕÇÊÞ
N-ÍÂÓÃÑÍÔËÂÎÍËÎÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ

£ 2001 Å. ÒÑâÄËÎÑÔß ÒÇÓÄÑÇ ÔÑÑÃÜÇÐËÇ 13 ÑÆÐÑÅÑ ËÊ ÂÄÕÑÓÑÄ
ÆÂÐÐÑÅÑ ÑÃÊÑÓÂ Ñ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ
¥¤ª Ô (S)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-a-ÂÎÂÐËÐÑÏ (1f). ¥ËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ
(1R,5S)- Ë (1S,5R)-2-(3,7-ÆËÑÍÔÑ-2,4,6,8-ÕÇÕÓÂÂÊÂÃËÙËÍÎÑ-
[3.3.0]ÑÍÕ-2-ËÎ)ÒÓÑÒËÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (45f) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ (ÒÑ
ÆÂÐÐÞÏ ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H) Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 5 : 2.

£ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏ ÃÞÎË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÞ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÇ
ÓÇÂÍÙËË ¥¤ª Ô ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÏË N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎßÐÞÏË
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ: (S)-ÐÑÓÄÂÎËÐÂ (1h), (S)-a-ÂÏË-
ÐÑÏÂÔÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (1g), (S)- Ë (R)-ÏÇÕËÑÐËÐÂ (1m), (S)-ÅÎÖÕ-
ÂÏËÐÂ (1q), Â ÕÂÍÉÇ Ô ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË 1f,h,m.126

¸ËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá ÒÓÑÄÑÆËÎË ÒÓË pH 1 ë 2 Ä ÄÑÆÇ ËÎË Ä
ÄÑÆÐÑÏ ËÊÑÒÓÑÒËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ (Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÓÂÔÕÄÑÓË-
ÏÑÔÕË ËÔØÑÆÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ) ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË (ÖÔÎÑÄËâ a). £Ñ ÄÔÇØ
ÔÎÖÚÂâØ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÞ 45 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÒÓÇÒÂÓÂÕËÄÐÞÏË
ÄÞØÑÆÂÏË (33 ë 40%) (ÕÂÃÎ. 6).

¥ËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞÌ ÔÑÔÕÂÄ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÑÒÓÇÆÇÎâÎËÏÇÕÑÆÑÏ
Á®²1H. °ÃÐÂÓÖÉÇÐÑ, ÚÕÑ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÞ 45 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ä
ÄËÆÇ ÆÄÖØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ: ÑÔÐÑÄÐÑÅÑ Ë ÏËÐÑÓÐÑÅÑ, ÚÕÑ
ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖÇÕ Ñ ÄÞÔÑÍÑÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕË ÓÇÂÍÙËÌ.
¿ÕÑ ÒÓÑâÄÎâÇÕÔâ Ä ÖÆÄÑÇÐËË ÔËÅÐÂÎÑÄ ÄÔÇØ ÒÓÑÕÑÐÑÄ, ÒÓËÚÇÏ
ÔËÅÐÂÎÞ CH-ÒÓÑÕÑÐÑÄ ÑÔÐÑÄÐÞØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÒÓÑ-
âÄÎâáÕÔâ Ä ÃÑÎÇÇ ÔÎÂÃÑÏ ÒÑÎÇ ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËÏË ÔËÅÐÂÎÂÏË ÏËÐÑÓÐÞØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ. ¥Îâ
ÕÑÚÐÑÅÑ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËâ ÄÇÎËÚËÐ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÔÆÄËÅÑÄ Ë ¬³³£
ÒÓÑÕÑÐÑÄ ÒÓË ÂÕÑÏÂØ C(1) Ë C(5) Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ 45 ÒÓÑÄÇÆÇÐÞ
ÓÂÔÚÇÕÞ ÏÇÕÑÆÑÏ NUMMRIT, ÓÇÂÎËÊÑÄÂÐÐÞÏ Ä ÒÓÑÅÓÂÏÏÇ
Xsim (OC Linux).

ªÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ (1R,5S)-45m Ë (1S,5R)-
45m, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ËÊ (S)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÏÇÕËÑÐËÐÂ (1m), ÃÞÎË
ÓÂÊÆÇÎÇÐÞ ÍÓËÔÕÂÎÎËÊÂÙËÇÌ ËÊ ÄÑÆÞ.

£ ÒÓÑÙÇÔÔÇ ÄÞÆÇÎÇÐËâ ÑÔÐÑÄÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËâ ¥¤ª Ô (S)-ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÑÌ 1q (ÏÇÕÂÐÑÎ, ÔÎÇÆÞ HCl)
ÒÓÑËÔØÑÆËÎ ÅËÆÓÑÎËÊ ÂÏËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÆÑ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ Ë
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ àÕÇÓË×ËÍÂÙËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ
à×ËÓÂ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÂ 57q. ®ÇÕÑÆÑÏ ²³¡ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÂ ÍÑÐ×Ë-
ÅÖÓÂÙËâ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËØ ÂÕÑÏÑÄ C(1) Ë C(5) ÑÔÐÑÄÐÞØ ÆËÂ-
ÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ (1R,5S)-45m, (1R,5S)-57q Ë
ÏËÐÑÓÐÑÅÑ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÂ (1S,5R)-45m (ÓËÔ. 2, 3).

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ¥¤ª Ô (R)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÏÇÕËÑÐËÐÑÏ
((R)-1m) ÒÓÑËÔØÑÆËÎÑ ÕÂÍÉÇ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá (ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ 15 : 1), ÐÑ ÒÓÇÑÃÎÂ-
ÆÂáÜËÏ ÃÞÎ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓ (1S,5R)-45m, ÍÑÕÑÓÞÌ ÕÂÍÉÇ
ÄÞÆÇÎËÎË ÍÓËÔÕÂÎÎËÊÂÙËÇÌ ËÊ ÄÑÆÞ.

°ÔÐÑÄÐÂâ ÒÓÑÃÎÇÏÂ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ ì
ÔÎÑÉÐÑÔÕË ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ.

³ ÙÇÎßá ÒÑËÔÍÂ ÖÔÎÑÄËÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑÔÕË ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ¥¤ª Ô (S)- Ë (R)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÏÇÕËÑÐËÐÂÏË (1m)
ËÊÖÚÇÐÑ ÄÎËâÐËÇ ÐÂ ØÑÆ ÓÇÂÍÙËË pH ÔÓÇÆÞ (ÑÕ 0 ÆÑ 5),
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÞ (40 ë 908C) Ë ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕË (0.5 ë 4 Ú).
µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ,127 ÚÕÑ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÂâ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚ-
ÐÑÔÕß ÆÑÔÕËÅÂÇÕÔâ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË 2 àÍÄ. HCl ÒÓË 808C Ë
ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕË ÓÇÂÍÙËË 2.5 Ú (ÖÔÎÑÄËâ b). £ àÕËØ ÖÔÎÑ-
ÄËâØ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ ÅÎËÍÑÎßÖ-
ÓËÎÂ 45m (ÔÏ. ÕÂÃÎ. 6).

¯ÂÌÆÇÐÐÞÇ ÖÔÎÑÄËâ ÃÞÎË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ Ä ÓÇÂÍÙËâØ ¥¤ª
46a Ô ÆÓÖÅËÏË (S)- ËÎË (R)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑ-
ÕÂÏË ì ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË 1i,k,s. £Ñ ÄÔÇØ ÔÎÖÚÂâØ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞÇ ÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÅÎËÍÑÎß-
ÖÓËÎÑÄ.

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÞØ ÓÇÂÍÙËÌ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
46a Ô (S)- Ë (R)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÏÇÕËÑÐËÐÑÏ (1m) Ë (S)- Ë (R)-N-
ÍÂÓÃÂÏÑËÎÄÂÎËÐÑÏ (1i) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ, ËÏÇáÜËÇ
ËÆÇÐÕËÚÐÞÇ ×ËÊËÍÑ-ØËÏËÚÇÔÍËÇ ØÂÓÂÍÕÇÓËÔÕËÍË, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ
ÑÆËÐÂÍÑÄÞÇ ÒÑ ÊÐÂÚÇÐËá, ÐÑ ÒÓÑÕËÄÑÒÑÎÑÉÐÞÇ ÒÑ ÊÐÂÍÖ
ÖÅÎÞ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÄÓÂÜÇÐËâ. µÓÇËÆÑÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ (S)-N-
ÍÂÓÃÂÏÑËÎËÊÑÎÇÌÙËÐÂ (1k) Ë (S)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ
(1s) ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÇÕÔâ ÕÂÍÉÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑ Ô ÑÃÓÂÊÑ-
ÄÂÐËÇÏ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞØ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ (1R,5S)-45k,s
(ÔÏ. ÕÂÃÎ. 6).

£ ÔÎÖÚÂÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ¥¤ª Ô ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËÏË (R,S)-N-
ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË ì (R,S)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÐÑÓÄÂ-
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´ÂÃÎËÙÂ 6. ¥ËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÇ Ë ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÞÇ ÔËÐÕÇÊÞ
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞØ Ë àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞØ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ 45.126, 127

µÓÇËÆÑ- R ³ÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ
ÍËÔÎÑÕÂ 1 (1R,5S)-45 : (1S,5R)-45

ÖÔÎÑÄËâ a ÖÔÎÑÄËâ b (ÄÞØÑÆ, %)

(S)-1f Me 5 : 2 7
(S)-1g Et 5 : 1 7
(S)-1h Prn 3 : 1 7
(S)-1i Pri 7 100 : 0 (30)
(R)-1i Pri 7 0 : 100 (30)
(S)-1k Bus 7 100 : 0 (35)
(S)-1m (CH2)2SMe 15 : 1 100 : 0 (37)
(R)-1m (CH2)2SMe 1 : 15 0 : 100 (37)
(S)-1s Bn 7 100 : 0 (35)
(S)-1q a (CH2)2C(O)NH2 15 : 1 7
(R,S)-1f Me 5 : 2 7
(R,S)-1h Prn 3 : 1 (33)
(R,S)-1m (CH2)2SMe 15 : 1 (37)

a £ ÒÓÑÙÇÔÔÇ ÄÞÆÇÎÇÐËâ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÒÓÑÆÖÍÕ 57q.

µÔÒÇØË ØËÏËË 75 (3) 2006 229



ÎËÐÑÏ (1h) Ë (R,S)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÏÇÕËÑÐËÐÑÏ (1m) Ä ÖÔÎÑÄËâØ
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÓÂÙÇÏÂÕÞ (R,S)-
45h,m ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÄÑ ÄÔÇØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÐÞØ ÓÇÂÍÙËâØ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÃÑÚÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ
ÅËÆÂÐÕÑËÐÞ.

³ ÙÇÎßá ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐËâ ÂÃÔÑÎáÕÐÑÌ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË
ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËØ ÂÕÑÏÑÄ C(1) Ë C(5) Ä ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÂØ, ÑÃÓÂ-
ÊÖáÜËØÔâ ËÊ (R)-N-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÓÇÂÍÙËÇÌ ÅÎË-
ÍÑÎßÖÓËÎÂ (1S,5R)-45m Ô ÂÙÇÕÂÕÑÏ ÐËÍÇÎâ Ä ÄÑÆÐÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓÇ
ÃÞÎÑ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÑ ÍÑÑÓÆËÐÂÙËÑÐÐÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ
Ni(H2O)6L2(H2O)4 (58), ÅÆÇ L ì ÆÇÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÅÎË-
ÍÑÎßÖÓËÎ. ®ÑÐÑÍÓËÔÕÂÎÎÞ ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ËÊ ÄÑÆÞ,
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÞ ÏÇÕÑÆÑÏ ²³¡ (ÓËÔ. 4, 5). ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ
Ä ÍÑÏÒÎÇÍÔÇ 58 ÏÇÕÂÎÎ ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ ÐÇ ÖÚÂÔÕÄÖÇÕ Ä ÍÑÑÓ-
ÆËÐÂÙËË Ô ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÏË ÅÓÖÒÒÂÏË ÎËÅÂÐÆÂ (ÔÏ. ÓËÔ. 4).
£ ÍÓËÔÕÂÎÎÇ ÍÂÕËÑÐ ÐËÍÇÎâ, ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐÐÞÌ ÐÂ ÑÔË C2, ÑÍÓÖ-
ÉÇÐ ÛÇÔÕßá ÏÑÎÇÍÖÎÂÏË ÄÑÆÞ. ±ÑÏËÏÑ ÒÑÔÎÇÆÐËØ Ä ÍÓË-
ÔÕÂÎÎÇ ÒÓËÔÖÕÔÕÄÖáÕ 4 ÔÑÎßÄÂÕÐÞÇ ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÄÑÆÞ. ¯ÂÎËÚËÇ
ÃÑÎßÛÑÅÑ ÚËÔÎÂ ÆÑÐÑÓÑÄ Ë ÂÍÙÇÒÕÑÓÑÄ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËË 58
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÔÎÑÉÐÑÌ ÔÖÒÓÂÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÑÓÅÂÐË-
ÊÂÙËË. £ ÍÓËÔÕÂÎÎÇ ÏÑÉÐÑ ÄÞÆÇÎËÕß ÚÇÓÇÆÖáÜËÇÔâ ÐÇÑÓÅÂ-

a

C(1) C(5)

S

O

C

N

H

b

C(5) C(1)

²ËÔ. 2. °ÃÜËÌ ÄËÆ ÏÑÎÇÍÖÎÞ (1R,5S)-45m (a) Ë ÇÅÑ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÂ
(1S,5R)-45m (b) (ÒÑ ÆÂÐÐÞÏ ²³¡).127

b

²ËÔ. 3. °ÃÜËÌ ÄËÆ ÏÑÎÇÍÖÎÞ (1R,5S)-45q (a) Ë ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ
N7H_O-ÔÄâÊÂÐÐÞØ ÔÑÕ Ä ÍÓËÔÕÂÎÎÇ àÕÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ (b).127

C(1) C(5)

a

O

C

N

H

Ni

S

O

C

N
H

Ni

²ËÔ. 4. ³ÑÎßÄÂÕËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÐËÍÇÎÇÄÞÌ ÍÂÕËÑÐ Ë ÆÄÂ ÂÐËÑÐÂ ÆÇÒÓÑ-
ÕÑÐËÓÑÄÂÐÐÑÅÑ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÂ (1S,5R)-45m Ä ÍÓËÔÕÂÎÎÇ ÍÑÑÓÆËÐÂ-
ÙËÑÐÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 58 (ÒÑ ÆÂÐÐÞÏ ²³¡).127

Ni

Ni

Ni

²ËÔ. 5. ±ÓÑÇÍÙËâ ÖÒÂÍÑÄÍË ÏÑÎÇÍÖÎ 58 Ä ÍÓËÔÕÂÎÎÇ, ËÎÎáÔÕÓË-
ÓÖáÜÂâ ÚÇÓÇÆÑÄÂÐËÇ ÍÂÕËÑÐÐÞØ ÔÎÑÇÄ Ë ÂÐËÑÐÐÞØ ÙÇÒÇÌ.127
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ÐËÚÇÔÍËÇ (ÍÂÕËÑÐÐÞÇ) Ë ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÇ (ÂÐËÑÐÐÞÇ) ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ
(ÔÏ. ÓËÔ. 5).

5. ²ÇÂÍÙËË aa,,oo-ÆËÖÓÇËÆÑÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ
Ô 4,5-ÆËÅËÆÓÑÍÔËËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐ-2-ÑÐÂÏË

³ ÙÇÎßá ÄÞØÑÆÂ Í ÂÎÍËÎÇÐÃËÔ(ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÂÏ) ËÊÖÚÇÐÂ
ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ a,o-ÆËÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË
¥¤ª 46. ªÔØÑÆÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 1u, 59 ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÓÇÂÍÙËÇÌ
(S)-ÙËÕÓÖÎÎËÐÂ (60) Ë (S)-ÎËÊËÐÂ (61) Ô KOCN.128 ¥Îâ ÑÙÇÐÍË
ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕË a- Ë o-ÖÓÇËÆÐÞØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ Ä a,o-
ÆËÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÂØ ÆÎâ N a-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÙËÕÓÖÎÎËÐÂ (1u) ÒÓÑÄÇ-
ÆÇÐÞ ÍÄÂÐÕÑÄÑ-ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÓÂÔÚÇÕÞ ÊÂÓâÆÑÄ ÐÂ ÂÕÑÏÂØ ÂÊÑÕÂ
ÏÇÕÑÆÑÏ MNDO (Modiéed Neqlect of Differential Overlap).
²ÂÔÚÇÕÞ ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ ÓÂÔÒÓÇÆÇÎÇÐËÇ Ë ÄÇÎËÚËÐÂ ÊÂÓâÆÑÄ ÐÂ
a- Ë o-ÂÕÑÏÂØ ÂÊÑÕÂ ÖÓÇËÆÐÞØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ ÆËÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ
1u ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÑÆËÐÂÍÑÄÞ Ë ÒÑàÕÑÏÖ ÐÇÎßÊâ ÑÕÆÂÕß ÒÓÇÆ-
ÒÑÚÕÇÐËÇ ÐË ÑÆÐÑÏÖ ËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÞØ ÙÇÐÕÓÑÄ.

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 1u ÄÄÑÆËÎË Ä ÓÇÂÍÙËá Ô àÍÄËÏÑÎâÓÐÞÏ ÍÑÎË-
ÚÇÔÕÄÑÏ ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ 4,5-ÆËÅËÆÓÑÍÔËËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐ-2-ÑÐÂ
46a, Â ÆËÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÖ 59ì Ô ÆËÏÇÕËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ ¥¤ª 46
(R=Me).128 ¥Îâ ÆÑÍÂÊÂÕÇÎßÔÕÄÂ ÔÕÓÑÇÐËâ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ
ÅËÆÂÐÕÑËÐÑÂÎÍËÎÇÐÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ 62 Ë 63 ÒÓÑÄÇÆÇÐ ÄÔÕÓÇÚ-
ÐÞÌ ÔËÐÕÇÊ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 62. ³ÐÂÚÂÎÂ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ (S)-ÙËÕ-
ÓÖÎÎËÐÂ (60) Ô ¥¤ª 46a Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑÅÑ
ÔËÐÕÇÊÂ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎ 64, ÍÑÕÑÓÞÌ ÄÄÇÎË Ä ÓÇÂÍ-
ÙËá Ô KOCN ÆÎâ ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËâ a-ÖÓÇËÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ.
°ÆÐÂÍÑ ÄÏÇÔÕÑ ÑÉËÆÂÇÏÑÌ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÞ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÎÑÔß ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 62 (ÔØÇÏÂ 3).

¡ÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËÌ ÙÇÐÕÓ Ä ËÔØÑÆÐÞØ ÆËÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕÂØ
ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÖÆÂÎÇÐ ÑÕ ÄÔÕÖÒÂáÜËØ Ä ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá
ÖÓÇËÆÐÞØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ, ÒÑàÕÑÏÖ ÒÓÑÆÖÍÕÂÏË ÓÇÂÍÙËË âÄÎâ-
áÕÔâ ÔÏÇÔË ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ. ³ÕÓÑÇÐËÇ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÌ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ ÐÂ ÑÔÐÑÄÂÐËË ÆÂÐÐÞØ ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË
Á®²1H Ë 13C Ô ÒÓËÏÇÐÇÐËÇÏ ÄÞÔÑÍÑÚÖÄÔÕÄËÕÇÎßÐÞØ ËÐÄÇÓ-
ÔËÑÐÐÞØ ÏÇÕÑÆËÍ HNMQC (Heteronuclear Multiple-Quantum
Correlation) Ë HMBC (Heteronuclear Multiple-Bond Corre-
lation).

£ ÓÂÃÑÕÇ 128 ÒÑÍÂÊÂÐÑ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ ÑÕÎËÚËÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ
ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕË a- Ë o-ÖÓÇËÆÐÞØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ ÆËÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÒÑ

ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ¥¤ª. ¸ËÍÎËÊÂÙËâ a-ÖÓÇËÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ Ä
ÅËÆÂÐÕÑËÐ ÃÑÎÇÇ ÄÞÅÑÆÐÂ, Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ o-×ÓÂÅÏÇÐÕ ÑÍÂ-
ÊÂÎÔâ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞÏ ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í¥¤ª,
ÚÕÑ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎßÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 62 Ë 63.

£ÞâÄÎÇÐÐÞÇ ÔÕÇÓÇÑØËÏËÚÇÔÍËÇ ÂÔÒÇÍÕÞ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍ-
ÕËÄÐÞØ Ë ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÞØ ÓÇÂÍÙËÌ N-a-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-
ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ ÑÕÍÓÞÄÂáÕ ÐÑÄÞÇ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ
àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞØ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ.

* * *

±ÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÐÞÌ Ä ÑÃÊÑÓÇ ÏÂÕÇÓËÂÎ ÒÑÍÂÊÞÄÂÇÕ, ÚÕÑ ØËÏËâ
ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ Ë ÖÓÇËÆÑÆËÍËÔÎÑÕ ÒÓÑÆÑÎÉÂÇÕ ÖÔÒÇÛÐÑ ÓÂÊÄË-
ÄÂÕßÔâ. ±Ñ-ÄËÆËÏÑÏÖ, ÐÂËÃÑÎÇÇ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏ ÐÂÒÓÂÄÎÇ-
ÐËÇÏ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ Ä àÕÑÌ ÑÃÎÂÔÕË ÃÖÆÇÕ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ
ÔÑÄÓÇÏÇÐÐÞØ ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÞØ ÔËÐÕÇÊÑÄ ÍÂÍ ËÔØÑÆÐÞØ N-ÍÂÓÃÂ-
ÏÑËÎÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÕÂÍ Ë ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÐÂ ËØ ÑÔÐÑÄÇ. ±ÓËÏÇÐÇÐËÇ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÞØ
ÖÓÇËÆÑÍËÔÎÑÕ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÕß ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÞÇ Ë ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÒÇÙË×ËÚÐÞÇ ÔËÐÕÇÊÞ N-(N-a-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ)-
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÅÎËÍÑÎßÖÓËÎÑÄ ì ÐÑÄÞØ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞØ
ÐÇÌÓÑÕÓÑÒÐÑ ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.129
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THE CHEMISTRY OF UREIDOCARBONIC AND UREYLENEDICARBONIC ACIDS

A.N Kravchenko, I.E.Chikunov
N.D.Zelinsky Institute of Organic Chemistry, Russian Academy of Sciences
47 Leninsky prosp., 119991 Moscow, Russian Federation, Fax +7(495)135 ë 5328

Comparative analysis of the methods of synthesis is carried out and the chemical transformations are
considered for ureidocarbonic and ureylenedicarbonic acids. The new scope of stereoselective reactions
of ureidocarbonic acids in the synthesis of diastereomeric and enantiomerically pure N-carboxyalkyl-
glycolurils is demonstrated.
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