
I. £ÄÇÆÇÐËÇ
¤ËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ ÑÃÓÂÊÖáÕ ÄÂÉÐÞÌ ÍÎÂÔÔ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËÌ, ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕÇÎË ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÄÔÕÓÇÚÂáÕÔâ Ä ÒÓËÓÑÆÇ.
¶ÑÔ×ÑÓÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÓËÓÑÆÐÑÅÑ ÒÓÑËÔØÑÉÆÇ-
ÐËâ cÑ ÔÄâÊßá C7P ÃÞÎË ÐÇËÊÄÇÔÕÐÞ ÆÑ 1959 Å.,1 ë 3 ÍÑÅÆÂ
·ÑÓËÅÖÚË Ë ¬ÂÐÆÂÕÙÖ 3 ÄÒÇÓÄÞÇ ÑÃÐÂÓÖÉËÎË ËØ Ä ÉËÄÞØ
ÑÓÅÂÐËÊÏÂØ. £ÔÍÑÓÇ ÒÑÔÎÇ àÕÑÅÑ ËÊ ÒÓËÓÑÆÐÞØ ËÔÕÑÚÐËÍÑÄ
ÃÞÎÑ ÄÞÆÇÎÇÐÑ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÂÏËÐÑ- Ë
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ. CÓÇÆË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ
ÒÓËÓÑÆÐÑÅÑ ÒÓÑËÔØÑÉÆÇÐËâ ÐÂËÃÑÎÇÇ ËÊÄÇÔÕÐÞ 1-ÅËÆÓÑÍÔË-
2-ÂÏËÐÑàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (HO-AEP), 3-(N-ÂÙÇÕËÎ-
N-ÅËÆÓÑÍÔËÂÏËÐÑ)-2-ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ
(FR-33289), 1,5-ÆËÅËÆÓÑÍÔË-2-ÑÍÔÑÒËÓÓÑÎËÆËÐ-3-×ÑÔ×ÑÐÑ-
ÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (SF-2312), ×ÑÔ×ÑÐÑÕÓËÍÔËÐ Ë ÆÓ.1, 2 ®ÐÑÅËÇ ËÊ
àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÓËÄÎÇÍÂáÕ ÄÐËÏÂÐËÇ ÔÄÑËÏË ËÐÕÇÓÇÔÐÞÏË
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË ÍÂÍ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞÇ, ÒÓÑÕË-
ÄÑÄËÓÖÔÐÞÇ, ÒÓÑÕËÄÑÓÂÍÑÄÞÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ, ÂÐÕËÃËÑÕËÍË, ËÐÅË-
ÃËÕÑÓÞ ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ, ÏËÏÇÕËÍË ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, ÒÇÔÕËÙËÆÞ.4 ë 8

¶ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ
ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÂ, Ô ÑÆÐÑÌ ÔÕÑÓÑÐÞ, ËØ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏ ÒÑÆÑÃËÇÏ
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÄÂÉÐÞÏ ×ÑÔ×ÂÕÂÏ, Ö ÍÑÕÑÓÞØ ÔÄâÊß P7O
ÊÂÏÇÐÇÐÂ ÐÂ ÔÄâÊß P7C, Â Ô ÆÓÖÅÑÌ ÔÕÑÓÑÐÞ, ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÌ
ÂÐÂÎÑÅËÇÌ a-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ Ë a-ÅËÆÓÑÍÔËÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ. ©ÂÏÇÐÂ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÅËÆÓÑÍÔËÍÂÓ-
ÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕÂØ ÐÂ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÖá ÅÓÖÒÒÖ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÕÑÏÖ,
ÚÕÑ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓÑâÄÎâáÕ ËÐÅËÃËÓÖá-
ÜËÌ à××ÇÍÕ ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ×ÇÓÏÇÐÕÂÏ Ë ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ, Ô
ÍÑÕÑÓÞÏË ÑÃÞÚÐÑ ÔÄâÊÞÄÂáÕÔâ ÒÓËÓÑÆÐÞÇ ÅËÆÓÑÍÔËÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ. ¢ËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ Ä ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÌ ÏÇÓÇ ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕÔâ ÂÃÔÑÎáÕÐÑÌ ÍÑÐ-
×ËÅÖÓÂÙËÇÌ ÔÕÇÓÇÑÅÇÐÐÑÅÑ a-ÂÕÑÏÂ ÖÅÎÇÓÑÆÂ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ËÊ
ÚÇÕÞÓÇØ ÄÑÊÏÑÉÐÞØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÂÐÕËÃËÑÕËÍÂ ÂÎÂ×ÑÔ×Ñ-
ÎËÐÂ ÐÂËÃÑÎßÛÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÒÂÕÑÅÇÐÐÞÏ
ÏËÍÓÑÑÓÅÂÐËÊÏÂÏ ÒÓÑâÄÎâÇÕ (S,R)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓ.9
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×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÒÑÏÑÜßá ×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË, ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, ØËÏËÍÑ-×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÅÑ
ÒÑÆØÑÆÂ Ë ÆÓ. ²ÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ ÏÇÕÑÆÞ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËâ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÞ Ë ÂÃÔÑÎáÕÐÑÌ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ-
×ÑÐÂÕÑÄ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÏÑÆË×ËÍÂÙËË ØËÓÂÎßÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË, Á®², ÍÓÖÅÑÄÑÅÑ ÆËØÓÑËÊÏÂ, ¤¨· Ë £¿¨· ÐÂ
ÍÑÎÑÐÍÂØ Ô ØËÓÂÎßÐÞÏË ÔÑÓÃÇÐÕÂÏË Ë ÆÓ. ±ÑÍÂÊÂÐÑ ÊÐÂÚÇÐËÇ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÍÂÍ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
ÆÎâ ÔÑÊÆÂÐËâ ÐÑÄÞØ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ Ë ÃËÑÓÇÅÖÎâÕÑÓÑÄ.
¢ËÃÎËÑÅÓÂ×Ëâ ì 263 ÔÔÞÎÍË.
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£ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ë ÆÇÕÂÎßÐÑ ËÊÖÚÇÐÞ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ÓÂÊÎËÚÐÑÅÑ ÔÕÓÑÇÐËâ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÑÆÐÖ
ËÎË ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ Ä ÔÑÔÕÂÄÇ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÅÑ
ÓÂÆËÍÂÎÂ, ÔÓÇÆË ÍÑÕÑÓÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÖÅÎÇÄÑÆÑÄ, ÒÖÓËÐÑÄÞØ
ÑÔÐÑÄÂÐËÌ, ÐÖÍÎÇÑÕËÆÑÄ Ë ÆÓ. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ËÐÕÇÐÔËÄÐÑ ÃÞÎË
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÞ a- Ë b-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, a-ÅËÆÓÑÍÔË-b-ÂÏË-
ÐÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, ÒÑÎËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, Â ÕÂÍÉÇ ×ÕÑÓÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËÇ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, âÄÎâáÜËÇÔâ ËÊÑÔÕÇÓËÚÇÔÍËÏË
ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ë ÒÓÑâÄÎâáÜËÇ ÄÞÔÑÍÖá
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

¯ÂÍÑÒÎÇÐÐÞÌ ÐÂ ÔÇÅÑÆÐâÛÐËÌ ÆÇÐß ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÞÌ ×ÂÍÕË-
ÚÇÔÍËÌ ÏÂÕÇÓËÂÎ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ, ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ Ë ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍÑÏÖ
ÒÓËÏÇÐÇÐËá ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÄÔÇ ÇÜÇ ÑÔÕÂÇÕÔâ ÐÇÔËÔÕÇ-
ÏÂÕËÊËÓÑÄÂÐÐÞÏ, Â ËÏÇáÜËÇÔâ Ä ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ ÒÓÑÕË-
ÄÑÓÇÚËÄÞÇ ÔÄÇÆÇÐËâ ÕÓÇÃÖáÕ ÍÓËÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐËâ.
¿ÕÑ ÒÑÃÖÆËÎÑ ÐÂÔ ÐÂÒËÔÂÕß ÑÃÊÑÓÐÖá ÔÕÂÕßá, Ä ÍÑÕÑÓÑÌ
ÄÒÇÓÄÞÇ ÑÃÑÃÜÇÐÞ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ÏÇÕÑÆÂÏ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐËâ Ë ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ ØËÓÂÎßÐÞØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, Â ÕÂÍÉÇ
ËØ ÒÓËÏÇÐÇÐËá Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ
ËÎË ×ÂÓÏÂÙÇÄÕËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ. ®ÑÉÐÑ ÐÂÆÇâÕßÔâ, ÚÕÑ
ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÐÞÇ Ä ÆÂÐÐÑÏ ÑÃÊÑÓÇ ÔÄÇÆÇÐËâ ÃÖÆÖÕ ÒÑÎÇÊÐÞ ÆÎâ
ØËÏËÍÑÄ, ËÐÕÇÓÇÔÖáÜËØÔâ ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÂÔÒÇÍÕÂÏË ÑÓÅÂÐË-
ÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË Ë ÔÕÇÓÇÑØËÏËË.

II. ¡ÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËÌ ÔËÐÕÇÊ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ
ªÐÕÇÐÔËÄÐÑÇ ÓÂÊÄËÕËÇ ØËÏËË Ë ÃËÑÎÑÅËË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂ-
ÕÑÄ Ä ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÆÇÔâÕËÎÇÕËÇ ÃÞÎÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ ÓÂÊÓÂÃÑÕÍÑÌ
ÄÞÔÑÍÑà××ÇÍÕËÄÐÞØ ÔÒÑÔÑÃÑÄ ËØ ÒÑÎÖÚÇÐËâ.10, 11 ·ËÓÂÎßÐÞÇ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÓÂÊÎËÚ-
ÐÞÏË ÏÇÕÑÆÂÏË: ÍËÐÇÕËÚÇÔÍËÏ ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇÏ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ
ÔÏÇÔÇÌ, ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÞÏ ËÎË ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËÏ ÔËÐÕÇÊÑÏ.
£ÂÉÐÇÌÛËÏ ÒÑÆØÑÆÑÏ Í ÔËÐÕÇÊÖ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ
âÄÎâÇÕÔâ ×ÑÔ×ÑÓËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÄâÊË C7P (×ÑÔ×ÑÐËÎËÓÑÄÂÐËÇ). ªÊÄÇÔÕÐÞ
ÆÄÂ ÏÇÕÑÆÂ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÅÑ ×ÑÔ×ÑÐËÎËÓÑÄÂÐËâ ÍÂÓÃÑ-
ÐËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ: ×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÇ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ Ë
ÓÇÂÍÙËâ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÞØ ÍÂÓÃÂÐËÑÐÑÄ Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË ËÎË ÍÇÕÑ-
ÐÂÏË. ¶ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÂâ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ (ÓÇÂÍÙËâ ¡ÃÓÂÏÑÄÂ)
ÊÂÐËÏÂÇÕ Ä àÕÑÏ ÓâÆÖ ÄÇÆÖÜÇÇ ÏÇÔÕÑ, âÄÎââÔß ÑÆÐËÏ ËÊ
ÐÂËÃÑÎÇÇ ÖÆÑÃÐÞØ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ ØËÓÂÎßÐÞØ
a-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ.12, 13

£ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÄÔÇ ÛËÓÇ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ØËÏËÍÑ-×ÇÓÏÇÐ-
ÕÂÕËÄÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ-
×ÑÐÂÕÑÄ.14 ¥ÑÔÕÖÒÐÞÏË ÔÒÑÔÑÃÂÏË ÒÑÎÖÚÇÐËâ àÕËØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ âÄÎâáÕÔâ ÕÂÍÉÇ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÑÄÎÇÐËÇ ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ,15 àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÅËÆÓÑÍÔË-
ÎËÓÑÄÂÐËÇ ×ÑÔ×ÑÐÂÕ-ÔÕÂÃËÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ÍÂÓÃÂÐËÑÐÑÄ,16

[2,3]-ÔËÅÏÂÕÓÑÒÐÂâ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ £ËÕÕËÅÂ.17

1. ¶ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÂâ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ (ÓÇÂÍÙËâ ¡ÃÓÂÏÑÄÂ)

³ÖÜÇÔÕÄÖÇÕ ÆÄÂ ÕËÒÂ ×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË: ÓÇÂÍ-
ÙËâ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ô ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË Ä

ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ, ÔÏÇÜÂáÜÇÅÑ ÕÂÖÕÑ-
ÏÇÓÐÑÇ ÓÂÄÐÑÄÇÔËÇ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ä ÔÕÑÓÑÐÖ P(III)-
×ÑÓÏÞ, Ë ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÕÓËà×ËÓÑÄ ×ÑÔ×ÑÓËÔÕÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
Ô ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÓÑÕÑÐÑÆÑ-
ÐÑÓÐÑÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ (×ÇÐÑÎÂ, ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ØÎÑÓÅË-
ÆÓÂÕÂ ÕÓÇÕËÚÐÑÅÑ ÂÏËÐÂ ËÎË ÂÐËÎËÐÂ Ë ÆÓ.) ËÎË ÍËÔÎÑÕÞ
­ßáËÔÂ. ²ÇÂÍÙËâ ÕÓËà×ËÓÑÄ ×ÑÔ×ÑÓËÔÕÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÍÂÓÃÑ-
ÐËÎßÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ä ÆÄÇ ÔÕÂÆËË: ÑÃÓÂÕËÏÑÇ
ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ Í ÕÓÇØÄÂÎÇÐÕÐÑÏÖ
ÂÕÑÏÖ ×ÑÔ×ÑÓÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÄâÊË ÖÅÎÇÓÑÆ7×ÑÔ×ÑÓ Ë
ÅËÆÓÑÎËÊ à×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÒÓË ÂÕÑÏÇ ÖÅÎÇÓÑÆÂ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ.12, 18 ë 20

£ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓÇÕËÚÐÞØ ÂÏËÐÑÄ Ë ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÆÓÖÅËØ
ÑÔÐÑÄÂÐËÌ ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ÓÂÔÒÂÆÂáÕÔâ ÐÂ ËÔØÑÆ-
ÐÞÇ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕ Ë ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ÔÑÔÕÂÄÎâáÜÖá.¥ÂÐÐÑÇ
ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÐÂÊÞÄÂÇÕÔâ ÓÇÕÓÑ-ÓÇÂÍÙËÇÌ ¡ÃÓÂÏÑÄÂ. ªÔÔÎÇ-
ÆÑÄÂÐËâ Ô ÒÑÏÑÜßá ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®²21, 22 Ë ÍËÐÇÕËÚÇÔ-
ÍËÏË ÏÇÕÑÆÂÏË 19, 20 ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ ÓÇÕÓÑ-ÓÇÂÍÙËâ ¡ÃÓÂÏÑÄÂ
ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÄÎËâÇÕ ÐÂ ÔÕÇÓÇÑØËÏËá ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÅËÆÓÑÍ-
ÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÃÞÎÂ ËÊÖÚÇÐÂ ÔÕÇÓÇÑØËÏËâ ÍÂÕÂ-
ÎËÊËÓÖÇÏÑÌ ÏÇÕËÎÂÕÑÏ ÐÂÕÓËâ ÓÇÂÍÙËË ÓÇÕÓÑ-ÓÂÔÒÂÆÂ
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ 3-ÅËÆÓÑÍÔË-3,4-ÆËÏÇÕËÎ-2-ÏÇÕÑÍÔË-1,2-ÑÍÔÂ-
×ÑÔ×ÑÎÂÐ-2-ÑÐÂ (1), ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ×ÑÔ×ËÕÂ 2.23

±ÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÏÇÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÑ
ÚËÔÕÞÇ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 1 ÒÑÆÄÇÓÅÂÎËÔß ÓÂÙÇÏËÊÂÙËË. ±Ñ
ÏÐÇÐËá ÂÄÕÑÓÑÄ, ÏÇØÂÐËÊÏ ÓÇÂÍÙËË ÄÍÎáÚÂÇÕ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËÇ
ÔÄâÊË P7C (ÓÇÕÓÑ-ÓÇÂÍÙËá ¡ÃÓÂÏÑÄÂ) Ë àÒËÏÇÓËÊÂÙËá
ØËÓÂÎßÐÑÅÑ P-ÂÐËÑÐÂ 3, ÚÕÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎËÄÂÇÕ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ Ä
ØÑÆÇ ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÔÏÇÔË ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ 4. ¥ÓÖ-
ÅÑÌ ÄÑÊÏÑÉÐÑÌ ÒÓËÚËÐÑÌ ÓÂÙÇÏËÊÂÙËË âÄÎâÇÕÔâ ÓÂÊÓÞÄ
àÐÆÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÔÄâÊË P7O Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËË 1.

¡ÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËÏË ËÐÆÖÍÕÑÓÂÏË Ä ÓÇÂÍÙËË ¡ÃÓÂÏÑÄÂ
ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ØËÓÂÎßÐÞÇ ×ÑÔ×ÑÐËÕÞ Ë ×ÑÔ×ËÐËÕÞ, ËÏÇáÜËÇ
ÔÕÇÓÇÑÅÇÐÐÞÌ ÂÕÑÏ ×ÑÔ×ÑÓÂ, Â ÕÂÍÉÇ ×ÑÔ×ËÕÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÔÑÆÇÓÉÂÕ Ö ÂÕÑÏÂ ×ÑÔ×ÑÓÂ ÑÔÕÂÕÍË ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ
ÔÒËÓÕÑÄ, ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÑÄ Ë ÂÏËÐÑÄ. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÚÂÔÕÑ ËÔÒÑÎß-
ÊÖáÕ ×ÑÔ×ËÕÞ, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ØËÓÂÎßÐÞØ 1,2-ÆËÂÏË-
ÐÑÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÂ, à×ÇÆÓËÐÂ, ÃËÐÑÎÂ, ÏÇÐÕÑÎÂ Ë ÆÓ.
±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ØËÓÂÎßÐÞØ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ë ËØ ÂÐËÑÐÑÄ Í
ÂØËÓÂÎßÐÞÏ ÂÎßÆÇÅËÆÂÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá a-ÅËÆÓÑÍ-
ÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÖÏÇÓÇÐÐÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá.24 ë 40

¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ØËÓÂÎßÐÞØ ÆË-
ÂÏËÆÑÄ×ÑÔ×ÑÓËÔÕÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 5 Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏËÆÂÇÕ a-ÅËÆÓÑÍ-
ÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÏËÆÞ 6 Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË. ¯ÂÎËÚËÇ
ÑÃÝÇÏËÔÕÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÂØ ÂÏËÆÑ×ÑÔ×ËÕÂ Ë ÂÎß-
ÆÇÅËÆÂ ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË.24 ë 29
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R1 R2 dr ³ÔÞÎÍË

2-MeC6H4CH2 PhCH=CH 1 : 1 24
Bn CH2=CH 1.4 : 1 24
1-NaphCH2 PhCH=CH 1.5 : 1 24
(S)-PhMeCH Ph 1.8 : 1 29
Bn PhCH=CH 4.0 : 1 24
ButCH2 PhCH=CH 7.9 : 1 24
ButCH2 Ph 25 : 1 24

drì ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ.

±ÓËÓÑÆÂ ØËÓÂÎßÐÞØ ÂÎÍÑÍÔËÅÓÖÒÒ Ö ÂÕÑÏÂ ×ÑÔ×ÑÓÂ ÑÍÂ-
ÊÞÄÂÇÕ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ ÄÎËâÐËÇ ÐÂ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ×ÑÔ×Ñ-
ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË. ´ÂÍ, ÓÇÂÍÙËâ ÕÓËÔ(ÅÎáÍÑ×ÖÓÂÐÑ-
ÊËÎ)×ÑÔ×ËÕÂ 7 Ô ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËÏÇÕËÎ-
ØÎÑÓÔËÎÂÐÂ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ØÑÓÑÛÇÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá,
ÆÂÄÂâ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÕÑÎßÍÑ ÑÆËÐ ËÊÑÏÇÓ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ-
×ÑÐÂÕÂ 8 Ô ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞÏ ËÊÃÞÕÍÑÏ (de) 84%. £ ÕÑ ÉÇ
ÄÓÇÏâ ÕÓËÏÇÐÕËÎ- Ë ÕÓËÃÑÓÐËÎ×ÑÔ×ËÕ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÂÎßÆÇÅË-
ÆÂÏË Ô ÐËÊÍÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá, ÒÓËÄÑÆâ Í ÔÏÇÔâÏ
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 8.30, 31 ²ÇÂÍÙËâ ÆËÏÇÐ-
ÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ (9) Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË Ë ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÎßÆÇ-
ÅËÆÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 1,8-ÆËÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[5.4.0]ÖÐÆÇÙ-7-ÇÐÂ
(DBU) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÖÏÇÓÇÐÐÑÌ ÔÕÇ-
ÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá. ¥ËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ 8 ÓÂÊÆÇÎâÎË, Ë ÒÑÔÎÇ
ÅËÆÓÑÎËÊÂ à×ËÓÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÒÑÎÖÚÂÎË ÍËÔÎÑÕÞ 10 96 ë 98%-
ÐÑÌ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑÌ ÚËÔÕÑÕÞ (ee).30 ë 33

R1 R2 de, % ³ÔÞÎÍË

GF Ph 84 31
Mnt Pri 60 31
Mnt 4-Me2NC6H4 40 31
Mnt 4-MeOC6H4 35 30
Mnt Ph 33 31
Brn Ph 33 30

GF ì (7)-1,2:5,6-ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎËÆÇÐ-D-ÅÎáÍÑ×ÖÓÂÐÑÊ-3-ËÎ, Mnt ì
(1S,2R,5S)-ÏÇÐÕËÎ, Brn ì àÐÆÑ-ÃÑÓÐËÎ.

¤ÑÓÆÑÐ Ë ¿ÄÂÐÔ ÖÔÕÂÐÑÄËÎË,34 ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ 2-ÏÇÕÑÍÔË-
1,3,2-ÑÍÔÂÊÂ×ÑÔ×ËÐÂÐÂ 11 Ô ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
à×ËÓÂÕÂ ÕÓÇØ×ÕÑÓËÔÕÑÅÑ ÃÑÓÂ ÆÂÇÕ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ 2-(a-
ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎ)-2-oÍÔo-1,3,2-ÑÍÔÂÊÂ×ÑÔ×ËÐÂÐÂ 12 Ä ÔÑÑÕÐÑ-
ÛÇÐËË 1 : 2 ë 1 : 4. ¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉËÎË, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑ-

ÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÄÞÔÑÍÑÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÑÅÑ
ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ ÕÓÇØ×ÕÑÓËÔÕÑÅÑ ÃÑÓÂ Ô ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ, ÍÑÕÑÓÞÌ
ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ×ÑÔ×ËÕÑÏ, ÆÂÄÂâ ÍÑÏÒÎÇÍÔ 13. ³ÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË Ä ÒÇÓÄÖá ÑÚÇÓÇÆß ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕÔâ ÔÕÂÆËÇÌ ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËâ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ 13, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÑÔÎÇ ÑÃÓÂÃÑÕÍË ËÑÆËÆÑÏ
ÎËÕËâ Ë ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ
12.

·ËÓÂÎßÐÞÇ ÔËÎËÎ×ÑÔ×ËÕÞ 14 ÄÔÕÖÒÂáÕ Ä ×ÑÔ×Ñ-ÂÎß-
ÆÑÎßÐÖá ÓÇÂÍÙËá Ô ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇ-
ÓÂÕÖÓÇ, ÆÂÄÂâ ÔËÎËÎoÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 15 Ô ÐÇÄÞÔÑÍÑÌ
ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá.35

±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ØËÓÂÎßÐÞØ ÆËÂÊÂ×ÑÔ×ÑÎËÆËÐÑÄ, âÄÎâ-
áÜËØÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË à×ÇÆÓËÐÂ, Í ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâÏ ÕÂÍÉÇ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÖÏÇÓÇÐÐÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá.36 ë 39 ªÔÍÎáÚÇÐËÇÏ âÄÎâÇÕÔâ ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÂâ
ÓÇÂÍÙËâ ®ÖÍÂÌÂÏÞ ÔËÎËÎËÓÑÄÂÐÐÞØ l3-ÆËÂÊÂ×ÑÔ×ÑÎËÆËÐÑÄ
16 Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË, ÍÑÕÑÓÂâ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÕÑÎßÍÑ
ÑÆÐÑÅÑ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÂ ì ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ 17
(ee>98%).36 ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 17 ÎÇÅÍÑ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä a-ÅËÆÓ-
ÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕ, ÑÃÎÂÆÂáÜËÌ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá.37, 38

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÂØËÓÂÎßÐÞØ ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ô ØËÓÂÎßÐÞÏË ÂÎßÆÇ-
ÅËÆÂÏË ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÐËÊÍÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá. ¯ÂÒÓË-
ÏÇÓ, ÓÇÂÍÙËâ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ô 2,3-O-ÊÂÜËÜÇÐÐÞÏ
D-ÅÎËÙÇÓÂÎßÆÇÅËÆÑÏ 18 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÂÍËØ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ,
ÍÂÍ ÕÓËàÕËÎÂÏËÐ, ×ÕÑÓËÆ ÎËÕËâ ËÎË ÙÇÊËâ, ÆÂÇÕ ÔÏÇÔß ÆËÂ-
ÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 19 Ë 20 Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË
45 : 55 ë 35 : 65. ±ÓËÏÇÐÇÐËÇ ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ ÎËÕËâ ÐÇÔÍÑÎßÍÑ
ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË.41 ¿ÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ
ÚËÔÕÞÇ ËÊÑÒÓÑÒËÎËÆÇÐ- Ë ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎËÆÇÐÊÂÜËÜÇÐÐÞÇ
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1,2,3-ÕÓËÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ (1R,2R)-19 Ë (1S,2R)-20
ÖÆÂÇÕÔâ ÄÞÆÇÎËÕß ËÊ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÒÓË ÒÑÏÑÜË
ÍÑÎÑÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË.42 ë 44

¶ÑÔ×ÑÐËÎËÓÑÄÂÐËÇ ØËÓÂÎßÐÞØ a-ÂÏËÐÑÂÎßÆÇÅËÆÑÄ
âÄÎâÇÕÔâ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÖÆÑÃÐÞÏ Ë ÅËÃÍËÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐËâ
ÑÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÞØ ÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ a-ÅËÆÓÑÍÔË-b-ÂÏËÐÑÂÎÍËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.45 ë 55 ¯Â ÔÕÇÓÇÑØËÏËá ÓÇÂÍÙËË ÔËÎßÐÑ
ÄÎËâÇÕ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ö ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ. ´ÂÍ,
ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÑÄ ÍN-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑ-
ÐËÎ-(S)-×ÇÐËÎÅÎËÙËÐÂÎá (21, R1=Ph) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËá (1S,2S)-1-ÅËÆÓÑÍÔË-2-ÂÏËÐÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 22 48 ì
×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÑÅÑ ÂÐÂÎÑÅÂ ÃÑÍÑÄÑÌ ÙÇÒË ÒÓËÓÑÆÐÑÅÑ ÒÓÑÕËÄÑ-
ÑÒÖØÑÎÇÄÑÅÑ ÄÇÜÇÔÕÄÂ ÒÂÍÎËÕÂÍÔÇÎâ. ¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÑÔÖÜÇÔÕ-
ÄÎâÇÕÔâ ×ÑÔ×ÑÐËÎËÓÑÄÂÐËÇ N-ÃÇÐÊÑËÎ-(S)-×ÇÐËÎÅÎËÙËÐÂÎâ.
£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÓÇÂÍÙËâ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ô N,N-ÆËÃÇÐÊËÎ×Ç-
ÐËÎÅÎËÙËÐÂÎÇÏ (23) ÆÂÇÕ Ä ÑÔÐÑÄÐÑÏ (1R,2S)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓ
24.49

R1 R2 X Cat dr ³ÔÞÎÍË

Ph Me Li ë 74 : 26 48
Bn Et SiMe3 TiCl4 60 : 40 47, 50
Ph Me SiMe3 ë 83 : 17 48
Bn Et SiMe2But TiCl4 98 : 2 47
Bn Et SiMe3 SnCl4 74 : 26 50
ButOC6H4CH2 Et H KF 80 : 20 50
Bui Et H KF 81 : 19 50

²ÂÊÎËÚÐÂâ ÔÕÇÓÇÑÐÂÒÓÂÄÎÇÐÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ
ÕÇÏ, ÚÕÑ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ (S)-N-Boc-ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 21 ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇ-
ÍÖÎâÓÐÂâ ÄÑÆÑÓÑÆÐÂâ ÔÄâÊß ÔÕÂÃËÎËÊËÓÖÇÕ ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËá A,
ÒÑàÕÑÏÖ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕ ÂÕÂÍÖÇÕ si-ÔÕÇÓÇÑ×ÂÔÐÖá ÔÕÑÓÑÐÖ
ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ, ÒÓËÄÑÆâ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá (S )-ÂÆÆÖÍÕÂ.
£ ÔÎÖÚÂÇ (S )-N,N-ÆËÃÇÐÊËÎßÐÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 23 ÄÐÖÕÓËÏÑ-
ÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÄÑÆÑÓÑÆÐÂâ ÔÄâÊß ÐÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ, ÒÑàÕÑÏÖ ×ÑÔ×ËÕ
ÒÓÇÆÒÑÚÕËÕÇÎßÐÑ ÂÕÂÍÖÇÕ re-ÔÕÑÓÑÐÖ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ
(ÏÑÆÇÎß B).

³ÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË
ÊÂÄËÔËÕ ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ÑÕ ÔÕÓÑÇÐËâ ËÔØÑÆÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ, ÐÑ Ë ÑÕ
ÒÓËÓÑÆÞ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ.47 ë 52 ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÕÇÕÓÂØÎÑÓËÆÞ
ÕËÕÂÐÂ Ë ÑÎÑÄÂ à××ÇÍÕËÄÐÑ ÍÂÕÂÎËÊËÓÖáÕ ÓÇÂÍÙËá ÔËÎËÎ-
×ÑÔ×ËÕÑÄ Ô ØËÓÂÎßÐÞÏË (S)-ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË 21 Ë 23, ÃÎÂÅÑÒÓË-
âÕÔÕÄÖâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá (1S,2S)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ. £ àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ
ÂÕÂÍÂ si-ÔÕÇÓÇÑ×ÂÔÐÑÌ ÔÕÑÓÑÐÞ ÍÑÐÕÓÑÎËÓÖÇÕÔâ ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇÏ ØÇÎÂÕÐÑÅÑ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ C.47, 50

²ÇÂÍÙËâ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÂÎßÆÇÅËÆÂ 25a Ô ÆËÏÇÐÕËÎ- Ë ÆËÃÑÓ-
ÐËÎ×ÑÔ×ËÕÑÏ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÌ ÅËÆÓÑÎËÊ ÆÂáÕ ÑÒÕËÚÇÔÍË
ÚËÔÕÖá 1-ÅËÆÓÑÍÔË-2-ÂÏËÐÑÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ
(1S,2S)-26, ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÕÑÅÑ ÉÇ ÂÎßÆÇÅËÆÂ Í
ÕÓËÔ(ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎ)×ÑÔ×ËÕÖ ÒÓËÄÑÆËÕ Í (1R,2S)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑ-
ÏÇÓÖ 27, ÍÑÕÑÓÞÌ ÄÞÆÇÎËÎË Ä ÍÓËÔÕÂÎÎËÚÇÔÍÑÏ ÄËÆÇ.55

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ô ÂÎßÆÇÅËÆÑÏ ¤ÂÓÐÇÓÂ 28
Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá
(1R,2S)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 29 (de 80%),
ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÚËÜÂáÕ ÍÑÎÑÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÇÌ. ±ÓÑÄÇÆÇÐËÇ
ÓÇÂÍÙËË Ô ËÊÑÒÓÑÒËÎÂÕÑÏ ÕËÕÂÐÂ(IV) Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂ-
ÕÑÓÂ ÆÂÇÕ ÔÏÇÔß (1R,2S)- Ë (1S,2S)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ 29 Ä
ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË *1 : 1, ËÊ ÍÑÕÑÓÑÌ ÒÓË ÒÑÏÑÜË ÍÑÎÑÐÑÚÐÑÌ
ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË ÐÂ ÔËÎËÍÂÅÇÎÇ ÖÆÂÇÕÔâ ÄÞÆÇÎËÕß ÚËÔÕÞÌ
(1S,2S)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓ 29.53

±ÂÕÇÎß Ë ÔÑÂÄÕ.8 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÓÇÂÍÙËá ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×Ë-
ÕÑÄ Ô ØËÓÂÎßÐÞÏ ÂÎßÆÇÅËÆÑÏ 30 ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ
ÚËÔÕÞØ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÕÓËÒÇÒÕËÆÑÄ ì a-ÅËÆÓÑÍÔË-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 31, âÄÎâáÜËØÔâ ÄÞÔÑÍÑà××ÇÍÕËÄÐÞÏË ËÐÅËÃË-
ÕÑÓÂÏË ÓÇÐËÐÂ.
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H
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O
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+
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H
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ºËÃÖÌâ Ë ÔÑÕÓ.54 ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÎË ÔÕÇÓÇÑÍÑÐÕÓÑÎËÓÖÇÏÞÇ
ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÑÅÑ ÂÐÂÎÑÅÂ ÕËÓÑÊËÐÂ
32 ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÓÇÂÍÙËË ÂÙÇÕÂÎâ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÒÇÐÕÂÐ-2,4-ÆËÑÎÂ Ë
ÊÂÜËÜÇÐÐÑÅÑ 4-×ÑÓÏËÎ-L-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ 33 Ô ÕÓËàÕËÎ×ÑÔ-
×ËÕÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÇÕÓÂØÎÑÓËÆÂ ÕËÕÂÐÂ, Â ÕÂÍÉÇ ÄÊÂ-
ËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Ô ÏÇÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ
N-ÃÇÐÊËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-4-×ÑÓÏËÎ-L-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ (34) Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÅÇÕÇÓÑÃËÏÇÕÂÎÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ-
ÕÑÓÂ.

±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Í 3-ÅËÆÓÑÍÔËÃÖÕÂÐÂÎá
(35) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÏÇÔË ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ 1,3-ÆËÅËÆÓÑÍÔËÃÖÕËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 36 Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 3 : 7. ¡ÃÔÑÎáÕÐÂâ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËâ
ÂÕÑÏÑÄC(1) ËC(3) Ä àÕËØ ÆËÑÎÂØ ÃÞÎÂ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÂ Ô ÒÑÏÑÜßá
ÔÒÇÍÕÓÑÄ Á®² 13C ËØO-ÃÇÐÊËÎËÆÇÐÑÄÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ. £ÐÖÕ-
ÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 36 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÆÂÇÕ ÔÏÇÔß ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ 3-ÅËÆÓÑÍÔË-
5-ÏÇÕËÎ-2-ÏÇÕÑÍÔË-1,2-ÑÍÔÂ×ÑÔ×ÑÎÂÐ-2-ÑÐÑÄ (37).56

·ËÓÂÎßÐÞÇ àÒÑÍÔËÂÎßÆÇÅËÆÞ 38, ÒÑÎÖÚÂÇÏÞÇ ÂÔËÏÏÇÕÓË-
ÚÇÔÍËÏ àÒÑÍÔËÆËÓÑÄÂÐËÇÏ ÒÑ ºÂÓÒÎÇÔÔÖ 2-ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎ-
ÂÎÍ-2-ÇÐÑÎÑÄ, ÄÄÑÆâÕ Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÂÏË,
ÍÑÕÑÓÂâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ b-ÍÇÕÑ-g-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÑÄ 39 Ô ee 96 ë 97%.57

b-©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ËÐÂÕÞ 40 Ë 41 ÒÑÎÖÚÂáÕ
ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÌ ×ÇÐÑÎâÕÑÏ ÎËÕËâ ÓÇÂÍÙËÇÌ ÊÂÜËÜÇÐÐÞØ
a-ÅËÆÓÑÍÔË- Ë a-ÂÏËÐÑÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ô àÕËÎÂÎÎËÎ×ÑÔ×ËÐÂÕÑÏ.58

¶ÑÔ×ÑÐËÎËÓÑÄÂÐËÇ a-ÔËÎËÎÑÍÔËÂÎßÆÇÅËÆÑÄ ÔËÎËÎ×ÑÔ×Ë-
ÕÂÏË ÑÔÖÜÇÔÕÄËÎË ¢ÑÐÆÉËÐË Ë ÔÑÂÄÕ.59, 60 ³ÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË ÄÑÊÓÂÔÕÂÇÕ Ô ÖÄÇÎËÚÇÐËÇÏ ÑÃÝÇÏÂ
ÕÓËÂÎÍËÎÔËÎËÎßÐÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÂØ ×ÑÔ×ËÕÂ Ë
ÂÎßÆÇÅËÆÂ (dr 33 : 67 ë 92 : 8).

¥ÂÐÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÃÞÎÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ ÒÓË ÓÂÊÓÂÃÑÕÍÇ
ÏÇÕÑÆÂ ÔËÐÕÇÊÂ ×ÑÔ×ÑÏËÙËÐÂ 42, âÄÎâáÜÇÅÑÔâ à××ÇÍÕËÄÐÞÏ
ÂÐÕËÃËÑÕËÍÑÏ ÒÓËÓÑÆÐÑÅÑ ÒÓÑËÔØÑÉÆÇÐËâ. ¶ÑÔ×ÑÏËÙËÐ 42
ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ
ÆËÃÇÐÊËÎÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Í O-ÕÓËËÊÑÒÓÑÒËÎÔËÎËÎ-
(S)-ÎÂÍÕÂÎßÆÇÅËÆÖ.61

R=Me, Et; DCC= cyclo-C6H117N=C=N7C6H11-cyclo.
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¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÓÇÂÍÙËÇÌ ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎÆËàÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Ô
N-ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎËÏËÐÑ-(S)-ÎÂÍÕÂÎßÆÇÅËÆÑÏ ÒÑÎÖÚÂáÕ
(1S,2S)-×ÑÔ×ÑÕÓÇÑÐËÐ (43) ÄÞÔÑÍÑÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÑÌ
ÚËÔÕÑÕÞ.62 °ÔÕÂÎßÐÞÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ ×ÑÔ×ÑÕÓÇÑÐËÐÂ ÃÞÎË
ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎÆËàÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Í
ÎÂÍÕÂÎßÆÇÅËÆÖ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ËÐÄÇÓÔËÇÌ ÒÑ ®ËÙÖÐÑÃÖ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ a-ÅËÆÓÑÍÔË-b-ÔËÎËÎÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ.63

¥ËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞÇ (1R,2S)- Ë (1S,2S)-1,2-ÆËÅËÆÓ-
ÑÍÔË-3-ÂÏËÐÑÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 44 ÒÑÎÖÚÂáÕ ÏÐÑÅÑÔÕÂÆËÌ-
ÐÞÏ ÔËÐÕÇÊÑÏ, ÄÍÎáÚÂáÜËÏ ÓÇÂÍÙËá (S)-3-ÂÊËÆÑ-2-
ÃÇÐÊËÎÑÍÔËÒÓÑÒÂÐÂÎâ Ô ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÂÏË, ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×Ë-
ÚÇÔÍÑÇ ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ ÐÂ ÍÑÎÑÐÍÇ Ô ÔËÎËÍÂÅÇÎÇÏ
Ë ÆÇÃÇÐÊËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÄÑÆÑÓÑÆÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÂÎÎÂÆËâ ÐÂ
ÖÅÎÇ.64

³ÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÅËÆÓÑ×ÑÔ×ÑÐËÎËÓÑÄÂÐËÇ a-ÃÇÐÊËÎÑÍ-
ÔËÂÎßÆÇÅËÆÑÄ, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ ÕÇÕÓÂØÎÑÓËÆÑÏ ÕËÕÂÐÂ,
ÒÓËÏÇÐâáÕ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÅËÆÓÑÍÔËÂÏËÐÑ-
ÍËÔÎÑÕ. ºËÃÖÌâ Ë ÔÑÕÓ.65, 66 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎß-
ÐÖá ÓÇÂÍÙËá ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ a-ÅËÆÓÑÍÔË-b-ÃÇÐÊËÎÑÍÔË×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÑÄ 45, ÍÑÕÑÓÞÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ Ô ÂÊÑÕËÔÕÑÄÑÆÑÓÑÆÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÑÌ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇÏ ÒÓÇÄÓÂÜÂÎË Ä
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ a-ÂÏËÐÑ-b-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 46.

²ÇÂÍÙËâ ÕÓËàÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Ô ÅÑÏÑØËÓÂÎßÐÞÏË ÂÙÇÕÂÎâÏË
(2S,4S)-ÒÇÐÕÂÐÆËÑÎÂ 47 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÚÇÕÞÓÇØØÎÑÓËÔÕÑÅÑ
ÕËÕÂÐÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÏÖ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá
ÔÒËÓÕÑÄ 48 (dr=93 : 7), ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÒÑ ³ÄÇÓÐÖ Ë
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ Ò-ÕÑÎÖÑÎÔÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕÑÌ ÆÂÇÕ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ (ee 95%).67 ÁÏÂÏÑÕÑ Ë ÔÑÕÓ.68 ÒÑÎÖÚËÎË
àÕËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ØËÓÂÎßÐÞÇ (2R)-1-ÂÏËÐÑ-1-ÆÇÊÑÍÔË-1-×ÑÔ×Ë-
ÐËÎÅÎËÙÇÓËÐÞ.

³ ÒÑÏÑÜßá ÓÇÂÍÙËË ¡ÃÓÂÏÑÄÂ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ×ÑÔ×ÑÓÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËÇ ÂÐÂÎÑÅË D-ÓËÃÑ×ÖÓÂÐÑÊÞ (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 49) Ë D-ÅÎáÍÑ-
ÒËÓÂÐÑÊÞ (50a), Â ÕÂÍÉÇ 5-ÆÇÊÑÍÔË-5-C-×ÑÔ×ËÐËÎ-D-ÍÔËÎÑÊÂ
(50b), ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÒÔÇÄÆÑÖÅÎÇÄÑÆÐÞÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÐÖÍÎÇÑÊËÆÑÄ, ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÑ ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÃËÑ-
ÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.69 ë 71

²ÇÂÍÙËá ¡ÃÓÂÏÑÄÂ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË ÔÕÇÓÇÑØË-
ÏËÚÇÔÍË ÚËÔÕÞØ d-×ÑÔ×ÑÐÑÄ 51 Ë 52,72 ÔÕÓÑÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÞØ
ÆÑÍÂÊÂÐÑ ÓÇÐÕÅÇÐÑÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏ ÂÐÂÎËÊÑÏ.73

³ ÒÑÏÑÜßá×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÆËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ
Ô 2,4-O-ÃÇÐÊËÎËÆÇÐÑÄÞÏË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË D-àÓËÕÓÑÊÞ Ë D-
ÕÓÇÑÊÞ ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÒÑÎËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 53a,b,
54,74 Â ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ ÆËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Í 2,3:4,5-ÆË-O-ËÊÑ-
ÒÓÑÒËÎËÆÇÐ-D-ÍÔËÎÑÊÇ ÒÑÎÖÚÇÐ ÒÑÎËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕ 55 Ä
ÄËÆÇ ÔÏÇÔË ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ.75

£ÓÖÃÎÇÄÔÍËÌ 76 ë 79 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎ ÂÐÂÎÑÅË D-ÕÇÕÓÖÎÑÊÞ,
D-ÓËÃÑÊÞ Ë ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÆÓÖÅËØ ÖÅÎÇÄÑÆÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
×ÑÔ×ÑÓ Ä ÂÐÑÏÇÓÐÑÏ ÒÑÎÑÉÇÐËË. ±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÕÓËÏÇÕËÎ-
ÔËÎËÎàÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Í 1,3-ÆË-O-ÃÇÐÊËÎ-4-O-(ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÆËÏÇ-
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ÕËÎÔËÎËÎ)-D-ÕÇÕÓÖÎÑÊÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÆËÂÔÕÇÓÇÑ-
ÏÇÓÑÄ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ. ¸ËÍÎËÊÂÙËâ (1S )- Ë (1R)-1-C-
(ÆËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐËÎ)-D-àÓËÕÓËÕÑÄ, ÒÓÑÕÇÍÂáÜÂâ ÒÓË ÍÂÕÂÎË-
ÕËÚÇÔÍÑÏ ÄÑÊÆÇÌÔÕÄËË ÍËÔÎÑÕÞ, ÆÂÇÕ ÂÐÂÎÑÅË ÏÇÕËÎ-D-ÂÓÂ-
ÃËÐÑ- Ë -D-ÓËÃÑ×ÖÓÂÐÑÊËÆÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ×ÑÔ×ÑÓ Ä
ÂÐÑÏÇÓÐÑÏ ÒÑÎÑÉÇÐËË.77 ë 79

¥ËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÂâ ÔÏÇÔß (1S)- Ë (1R)-2,4-O-ÃÇÐÊËÎËÆÇÐ-1-
(ÆËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐËÎ)-D-ÕÓÇËÕÑÄ Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 1 : 9 ÃÞÎÂ
ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ ÆËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Í 2,4-O-ÃÇÐÊËÎ-
ËÆÇÐÑÄÑÏÖ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÏÖ D-ÕÓÇÑÊÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎ-
ÂÏËÐÂ.79

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ, ËÔØÑÆâ ËÊ 2,4-O-ÃÇÐÊËÎËÆÇÐ-D-àÓËÕÓÑÊÞ
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ (1S)- Ë (1R)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ 2,4-O-ÃÇÐÊËÎ-
ËÆÇÐ-1-(ÆËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐËÎ)-D-àÓËÕÓËÕÂ Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 1 : 1.

£ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÄÔÇ ÃÑÎÇÇ ËÐÕÇÐÔËÄÐÑ ÓÂÊÄËÄÂÇÕÔâ
ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËÌ ÍÂÕÂÎËÊ ×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË.
¯Â ÔØÇÏÇ 1 ÒÑÍÂÊÂÐ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÏÞÌ ÏÇØÂÐËÊÏ ÓÇÂÍÙËË Ô
ÖÚÂÔÕËÇÏ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ.80

³ØÇÏÂ 1

¥Îâ ÔÕÇÓÇÑØËÏËÚÇÔÍÑÅÑ ÍÑÐÕÓÑÎâ ×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ
ÓÇÂÍÙËË ÃÞÎË ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÞ ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÕËÒÑÄ ÂÔËÏÏÇÕÓË-
ÚÇÔÍËØ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ. ºËÃÂÊÂÍË Ë ÔÑÂÄÕ.81 ÔÑÑÃÜËÎË, ÚÕÑ
ÅÇÕÇÓÑÃËÏÇÕÂÎÎËÚÇÔÍËÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ LLB Ë ALB, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
ØËÓÂÎßÐÞÇ ÃËÐÂ×ÕÑÎßÐÞÇ ÎËÅÂÐÆÞ, à××ÇÍÕËÄÐÑ ÍÂÕÂÎËÊË-
ÓÖáÕ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÇ ÅËÆÓÑ×ÑÔ×ÑÐËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÂÓÑÏÂÕË-
ÚÇÔÍËØ ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ. °ÒÕËÚÇÔÍÂâ ÚËÔÕÑÕÂ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ a-ÅËÆÓ-
ÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÆÑÔÕËÅÂÇÕ ee 95%. ²ÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÅÑ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ Ô
×ÑÔ×ËÕÑÏ Ë ÂÎßÆÇÅËÆÑÏ (ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ 56 Ä ÔÎÖÚÂÇ
LLB), ÄÐÖÕÓË ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÇÕÔâ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÂâ ÂÕÂÍÂ
ÕÓÇØÄÂÎÇÐÕÐÑÅÑ ×ÑÔ×ÑÓÂ ÐÂ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÌ ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ Ä
ÏÑÎÇÍÖÎÇ ÂÎßÆÇÅËÆÂ.

R Cat=LLB,778 8C Cat=ALB,740 8C

ÄÞØÑÆ, % ee, % ÄÞØÑÆ, % ee, %

Ph 88 79 95 90
4-MeC6H4 93 78 82 86
4-Me2NC6H4 88 95 ë ë
4-MeOC6H4 87 93 88 78
4-NO2C6H4 85 36 85 71
4-ClC6H4 80 63 80 83
PhCH=CH 90 84 85 82
PhCH=C(Me) 94 92 47 56
n-C5H11 88 61 95 16

ºËÃÖÌâ Ë ÔÑÕÓ.,82, 83 ÒÓÑÄÇÆâ àÕÖ ÉÇ ÓÇÂÍÙËá, ÑÃÐÂÓÖ-
ÉËÎË, ÚÕÑ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÅËÆÓÑ×ÑÔ×ÑÐËÎËÓÑÄÂÐËâ
ÂÓËÎÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË LLB ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ àÎÇÍÕÓÑÐÐÑÌ
ÒÓËÓÑÆÞ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ä ÒÂÓÂ-ÒÑÎÑÉÇÐËË ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÑÅÑ
ÍÑÎßÙÂ.

Ar £ÞØÑÆ, % Çe, %

Ph 98 20
4-MeOC6H4 95 82
4-MeC6H4 94 58
4-ClC6H4 99 17

³ÒËÎÎËÐÅ Ë ÔÑÂÄÕ.28 ÔÑÑÃÜËÎË, ÚÕÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËÂÎ-
ÍËÎ×ÑÔ×ËÕÑÄ Í ÙËÐÐÂÏÂÎßÆÇÅËÆÖ, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ (R)-LLB,
ÆÂÇÕ (S)-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË, ÐÑ àÐÂÐ-
ÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ ÎËÛß ee*30%. £ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏ
ÆÎâ ÒÑÄÞÛÇÐËâ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕË ÓÇÂÍÙËË ÃÞÎÑ ÒÓÇÆÎÑ-
ÉÇÐÑ 80 ÄÄÑÆËÕß ÂÎßÆÇÅËÆ Ä ÓÇÂÍÙËÑÐÐÖá ÔÓÇÆÖ ÑÚÇÐß ÏÇÆ-
ÎÇÐÐÑ, ÐÂ ÒÓÑÕâÉÇÐËË ÐÇÔÍÑÎßÍËØ ÚÂÔÑÄ.

¬ÑÏÒÎÇÍÔÞ, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ËÊ ËÊÑÒÓÑÒËÎÂÕÂ ÕËÕÂÐÂ(IV) Ë
ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ØËÓÂÎßÐÞØ ÆËÑÎÑÄ, à××ÇÍÕËÄÐÑ ÍÂÕÂÎËÊËÓÖáÕ
ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Í ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏ ÂÎßÆÇÅËÆÂÏ.
¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÍÑÏÒÎÇÍÔ, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÌ ËÊ ËÊÑÒÓÑÒËÎÂÕÂ ÕËÕÂ-
ÐÂ(IV) Ë ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎ-L-ÕÂÓÕÓÂÕÂ, ÑÃÇÔÒÇÚËÄÂÇÕ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ
(R)-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ee 36 ë 53%. ¿ÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÔÕÓÑÇÐËâ ÆËÑÎÂ, àÎÇÍÕÓÑÐÐÑÌ ÒÓË-
ÓÑÆÞ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ ÒÓË ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ Ë ÆÑÐÑÓÐÞØ
ÔÄÑÌÔÕÄ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ.83, 84

±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÏÇÕËÎÅËÒÑ×ÑÔ×ËÕÂ Í ÂØËÓÂÎßÐÞÏ ÂÎßÆÇ-
ÅËÆÂÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ALB ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÖÏÇÓÇÐ-
ÐÑÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá, ÆÂÄÂâ ÔÏÇÔË ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ
(S)-a-ÅËÆÓÑÍÔË-¯-×ÑÔ×ËÐÂÕÑÄ 57, ÍÑÕÑÓÞÇ ÐÇ ÖÆÂÇÕÔâ
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ÄÞÆÇÎËÕß Ä ÚËÔÕÑÏ ÄËÆÇ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 57 ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÏÇÕËÎ-
ÂÍÓËÎÂÕÑÏË ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ËÐÂÕÑÄ 58 Ë ÔÏÇÔË (S,S )- Ë (S,R)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑ-
ÏÇÓÑÄ a,a0-ÆËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ËÐÂÕÑÄ 59, ËÊ ÍÑÕÑÓÑÌ ÒÑÔÎÇ ÂÙË-
ÎËÓÑÄÂÐËâ ÃÞÎ ÄÞÆÇÎÇÐ ÚËÔÕÞÌ (S,S)-ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓ.85

³ÑÑÃÜÂÎÑÔß 86 ÕÂÍÉÇ Ñ ÓÇÂÍÙËË ×ÑÔ×ÑÓÐÑÄÂÕËÔÕÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË, ËÐËÙËËÓÖÇÏÑÌ ÏËÍÓÑÄÑÎÐÑÄÞÏ
ËÊÎÖÚÇÐËÇÏ, ÍÑÕÑÓÂâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃËÔ-
(a-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ)×ÑÔ×ËÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ.

¬ÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍÑÇ ÅËÆÓÑ×ÑÔ×ËÐËÎËÓÑÄÂÐËÇ ØËÓÂÎßÐÞØ
a-ÂÏËÐÑÂÎßÆÇÅËÆÑÄ 25 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ALB ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ a-ÅËÆÓÑÍÔË-b-ÂÏËÐÑ×ÑÔ×ËÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÖÏÇ-
ÓÇÐÐÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá.87 ë 89

R Cat syn : anti £ÞØÑÆ, %

Bn (R)-ALB 50 : 50 74
Bn (S)-ALB 7 : 93 63
Bui (R)-ALB 58 : 42 71
Bui (S)-ALB 5 : 95 51
Me (R)-ALB 24 : 76 48
Me (S)-ALB 6 : 94 52

°ÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ÔÎÑÉÐÑÌ ÔÏÇÔË
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ÔÎÇÆÔÕÄËÇÏ ÐÂÎËÚËâ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ
ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÕÓÇØ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËØ ÙÇÐÕÓÑÄ: ÐÂ ÂÕÑÏÂØ a- Ë
b-ÖÅÎÇÓÑÆÂ Ë ×ÑÔ×ÑÓÂ. ´ÇÏ ÐÇ ÏÇÐÇÇ, ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ
(1S,2S)-40 Ë (1R,2S)-41 ÖÆÂÇÕÔâ ÓÂÊÆÇÎËÕß ÒÓË ÒÑÏÑÜË ÍÑÎÑ-
ÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË.54, 87, 88

·ËÓÂÎßÐÞÇ ÔÂÎÙËÇÐÑÄÞÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ ÂÎáÏËÐËâ ÍÂÕÂÎËÊË-
ÓÖáÕ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÒÓÑÕÇÍÂÐËÇ ×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ
ÓÇÂÍÙËË.90 ´ÂÍ, ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ
(R,R )-60 Ä ÓÇÂÍÙËË ÆËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÃÇÐÊ-
ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ Í (S)-ËÊÑÏÇÓÂÏ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÒÓËÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ Ô ee*50%.

R H Me OMe NO2 NMe2
ee, % 52 57 47 18 22

°ÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÌ ØËÐËÐ ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÕ ÓÇÂÍÙËá ÑÓÕÑ-
ÐËÕÓÑÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÂ Ô ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÂÏË, ÆÂÄÂâ (S)-àÐÂÐ-
ÕËÑÏÇÓÞ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ee 80%.91, 92

¿××ÇÍÕËÄÐÞÏÏÇÕÑÆÑÏ, ÒÑÊÄÑÎâáÜËÏÖÄÇÎËÚËÕß ÔÕÇÓÇÑ-
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË, âÄÎâÇÕÔâ
ÏÐÑÅÑÍÓÂÕÐÂâ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÂâ ËÐÆÖÍÙËâ, ÍÑÕÑÓÂâ ÒÓÇÆÔÕÂÄ-
ÎâÇÕ ÔÑÃÑÌ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÞÌ ÒÓÑÙÇÔÔ, ÒÓÑÕÇÍÂáÜËÌ ÒÑÆ ÔÕÇÓÇÑ-
ØËÏËÚÇÔÍËÏ ÍÑÐÕÓÑÎÇÏ ÆÄÖØ Ë ÃÑÎÇÇ ØËÓÂÎßÐÞØ ËÐÆÖÍ-
ÕÑÓÑÄ.93 ë 98 ´ÂÍ, ÓÇÂÍÙËâ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÑÅÑ ÆË-(1R,2S,5R)-
ÏÇÐÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Ô 2,3-O-ËÊÑÒÓÑÒËÎËÆÇÐ-D-ÅÎËÙÇÓÂÎßÆÇ-
ÅËÆÑÏ, Ä ÍÑÕÑÓÑÌ ÑÃÂ ÓÇÂÅÇÐÕÂ âÄÎâáÕÔâ ØËÓÂÎßÐÞÏË ËÐÆÖÍ-
ÕÑÓÂÏË, ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá,
ÚÇÏ ÒÓË ÖÚÂÔÕËË ÑÆÐÑÅÑ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ËÐÆÖÍÕÑÓÂ, ÆÂÄÂâ ÔÏÇÔß
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 61 Ë 62 Ô ÒÓÇÑÃÎÂÆÂ-
ÐËÇÏ ÂÐÕË-ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÂ (de 60%).43 £ÄÇÆÇÐËÇ Ä ÓÇÂÍÙËá
ÕÓÇÕßÇÅÑ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÅÑ ËÐÆÖÍÕÑÓÂ ì ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÍÂÕÂ-
ÎËÊÂÕÑÓÂ ALBì ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÆÑ 90%.42

³ÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ Ä ØÑÆÇ ÓÇÂÍÙËË ËÊÑÏÇÓÑÄ ÊÂÄË-
ÔËÕ ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ Ë ÑÔÐÑÄÂÐËâ, Â ÕÂÍÉÇ ÑÕ ÕÇÏÒÇ-
ÓÂÕÖÓÞ. ±ÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ (R,R)-61 Ë (S,R)-62 ÃÞÎË
ÓÂÊÆÇÎÇÐÞ ÍÓËÔÕÂÎÎËÊÂÙËÇÌ Ë ÍÑÎÑÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÇÌ
ÐÂ ÔËÎËÍÂÅÇÎÇ. (1S,2R)-¬ÑÐ×ËÅÖÓÂÙËâ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ ÃÞÎÂ ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐÂ ÓÇÐÕÅÇÐÑÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏ ÂÐÂÎËÊÑÏ.

R Cat ²ÂÔÕÄÑÓËÕÇÎß syn : anti ³ÔÞÎÍË

Et DBU ë 45 : 55 43
Pri DBU ë 45 : 55 43
Mnt DBU ë 20 : 80 43
Mnt DBU MePh 20 : 80 43
Mnt DBU THF 28 : 72 43
Mnt DBU CH2Cl2 35 : 65 43
Mnt NaOH THF 30 : 70 43
Mnt (S)-ALB THF 5 : 95 42
Mnt (R)-ALB THF 22 : 78 42

²ÇÂÍÙËâ ÆËÏÇÐÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ Ô ÅÂÎÂÍÕÂÎÇÏ ÃÎÂÅÑÆÂÓâ
ÆÄÑÌÐÑÌ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÌ ËÐÆÖÍÙËË ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ
ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá, ÒÓËÄÑÆâ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ³(6)-×ÑÔ×Ñ-
ÓËÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÅÂÎÂÍÕÑÊÞ 63 Ô de*100%. ±ÓÑ-
ÆÖÍÕÞ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ Ä ÄËÆÇ ÑÒÕËÚÇÔÍË
ÚËÔÕÞØ ÍÓËÔÕÂÎÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.98

Ph

HO

POMe

H57

PhCHO+H2P(O)OMe
(S)-ALB O

CO2Me

PhCHO

HO

PPh

OMe

CO2Me

58

HO

P

OMe

Ph

OH

(S,S)-59

HO

P

OMe

O

Ph

OH

(S,R)-59

Ph
+

Ph

O

O

NBn2

CHO

25

(1S,2S )-40 (1R,2S )-41

R Cat

H
P

OEt

O

+

NBn2

R

HO

P

O

OEt

NBn2

R

HO

P

O

OEt

R= H, But.

R

R

O

N

Al

N

O

R

R

H H

OH

(R,R )-60

(MeO)2POH+ 4-RC6H4CHO P

C6H4R-4

OHMeO

O

HMeO
(R,R )-60

THF

O

O
OP

O

RO

RO

Me
Me

H+
Cat

208C

P
O

RO
OR

HO

O

O

P
O

RO
OR

HO

O

O

(1R,2R)-61 (1S,2R)-62

+

Me
Me

Me
Me

µÔÒÇØË ØËÏËË 75 (3) 2006 261



2. £ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ

¿ÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ âÄÎâ-
ÇÕÔâ ÑÆÐËÏ ËÊ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÖÆÑÃÐÞØ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ ØËÓÂÎßÐÞØ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ. ¡ÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËÏË ËÐÆÖÍÕÑÓÂÏË Ä
àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÏÑÅÖÕ ÔÎÖÉËÕß ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, Ä ÏÑÎÇÍÖÎÂØ
ÍÑÕÑÓÞØ ÔÑÆÇÓÉÂÕÔâ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎË, ØË-
ÓÂÎßÐÞÇ ÄÑÔÔÕÂÐÂÄÎËÄÂáÜËÇ ÓÇÂÅÇÐÕÞ ËÎË ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÞ.

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÆËàÕËÎ-a-ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 64 ÃÑÓÂÐÑÏ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØËÓÂÎßÐÞØ b-ÃÖÕËÎÑÍÔÂÊÂÃÑÓÑÎËÆËÐÑÄ Ä ÍÂ-
ÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ ÆÂÇÕ (S)- Ë (R)-ÆËàÕËÎ-1-ÅËÆÓÑÍÔË-
ÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 65 Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ë ÖÆÑÄÎÇÕÄÑÓË-
ÕÇÎßÐÞÏË àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÞÏË ËÊÃÞÕÍÂÏË (ee 53 ë 83%).99

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 66 ÂÏÏËÂÍ-ÃÑÓÂÐÑÄÞÏ
ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÂÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 67 Ë 68 Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 25 : 1.100

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ g-N-ÃÇÐÊËÎÂÏËÐÑ-b-ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 69 Ô
ÃÑÓÅËÆÓËÆÑÏ ÙËÐÍÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÐÕË-g-ÂÏËÐÑ-b-ÅËÆÓÑÍÔË-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÂÏ 70 Ô ØÑÓÑÛÇÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá.101

¿ÕËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÃÞÎÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÂ 1,5-ÆËÅËÆÓÑÍÔË-2-
ÑÍÔÑÒËÓÓÑÎËÆËÐ-3-×ÑÔ×ÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (SF-2312), ÍÑÕÑÓÂâ
ÂÍÕËÄÐÂ ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÅÓÂÏÒÑÎÑÉËÕÇÎßÐÞÏ Ë ÅÓÂÏÑÕÓË-
ÙÂÕÇÎßÐÞÏ ÃÂÍÕÇÓËâÏ.102

¢ÑÓÅËÆÓËÆ ÐÂÕÓËâ ÄÑÔÔÕÂÐÂÄÎËÄÂÇÕ ÐÂÕÓËÇÄÞÇ ÔÑÎË
ÂÙËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ Ë ÃËÔ(ÂÙËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ) ÍËÔÎÑÕ Ä ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËÇ ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ Ë ÆËÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎÇÐ-
ÃËÔ(×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ).103

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÆËÏÇÐÕËÎÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 71 ÃÑÓÅËÆÓË-
ÆÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ´¤¶ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÐËÊÍÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá,
ÆÂÄÂâ (R)-1-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 72 (de*30 ë 35%).104

³ÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË ÖÆÂÇÕÔâ ÒÑÄÞÔËÕß ÊÂ ÔÚÇÕ

ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ ÃÑÓÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ô
ÒÓËÓÑÆÐÑÌ D-ÄËÐÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ. ¿ÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÑÄÎÇÐËÇ ØËÓÂÎßÐÞÏ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÏ NaBH4 ë (R,R)-TA
ÆËàÕËÎÂÓÑËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 73 ÒÓËÄÑÆËÕ Í (S )-ÆËàÕËÎ-1-
ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂÏ 74 Ô ee*60%, ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÑÄÎÇÐËÇ ÆËÏÇÐÕËÎÂÓÑËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 71 ÆÂÇÕ (S )-ÆËÏÇÐÕËÎ-
1-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 72 Ô ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ
de 80 ë 93%.105

¢ÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÂâ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ
ÆËÏÇÐÕËÎÂÓÑËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ à××ÇÍÕÑÏ ÆÄÑÌÐÑÌ
ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÌ ËÐÆÖÍÙËË, ÕÂÍ ÍÂÍ Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÔÖÏÏË-
ÓÖÇÕÔâ ËÐÆÖÙËÓÖáÜÇÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ ÏÇÐÕËÎßÐÞØ ÑÔÕÂÕÍÑÄ Ë ÄËÐ-
ÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕ 15, 106, 107 ÒÓÇÆÎÑÉËÎË ÒÑÎÖÚÂÕß ØËÓÂÎßÐÞÇ
a-, b- Ë g-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇÏ ÂÓÑËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÍÂÕÇØÑÎÃÑÓÂÐÑÏ ËÎË ÃÑÓÂÐ ë ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß-
×ËÆÐÞÏ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 1,3,2-ÑÍÔÂÊÂÃÑÓÑÎËÆËÐÑ-
ÄÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ. ¿ÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ
ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎ-a-ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 75 ÃÑÓÂÐÑÏ ËÎË ÍÂÕÇØÑÎ-
ÃÑÓÂÐÑÏ, ÒÓÑÕÇÍÂáÜÇÇ ÒÑÆ ÍÑÐÕÓÑÎÇÏ (S)-ÑÍÔÂÊÂÃÑÓÑÎËÆË-
ÐÑÄ, ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá (S)-1-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎ×ÑÔ×ÑÐÂ-
ÕÑÄ 76 Ô 53783%-ÐÞÏ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÞÏ ËÊÃÞÕÍÑÏ.

¯ÂÒÓÑÕËÄ, ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ b- (77) Ë g-ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 78
Ä ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÒÓËÄÑÆËÕ Í b- (79) Ë g-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÂÏ 80, ËÏÇáÜËÏ ÂÃÔÑÎáÕÐÖá ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá R.

°ÃÓÂÃÑÕÍÂ a-ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 75 (7)-ØÎÑÓÆËËÊÑÒËÐ-
ÍÂÏ×ÇËÎÃÑÓÂÐÑÏ ÆÂÇÕ (S)-ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎ-1-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 76 Ô ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍËÏË àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÞÏË ËÊÃÞÕ-
ÍÂÏË, ÚÇÏ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÍÂÕÇØÑÎÃÑÓÂÐÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÑÍÔÂÊÂÃÑÓÑÎËÆËÐÂ.15

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ a-ÍÇÕÑ-b-×ÕÂÎËÏËÆÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÍÂÕÇ-
ØÑÎÃÑÓÂÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÍÔÂÊÂÃÑÓÑÎËÆËÐÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÆÇÃÎÑÍËÓÑÄÂÐËÇÏ ÂÏËÐÑ-
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O

O

O

O

P(O)(OMnt)2HO
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(MntO)2POH

R= Et, Bun, Bui; Cat Ð b-ÃÖÕËÎÑÍÔÂÊÂÃÑÓÑÎËÆËÐ.

O

P(O)(OEt)2R

BH3
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OH

P(O)(OEt)2R

OH

P(O)(OEt)2R
+

(S)-65 (R)-6564

R1 =Me, Et, Prn, Bun, n-C5H11; R2 = Et, Pri.
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P

O
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syn-68

EtO
P

O
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O
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R

R= Pri, Ph.
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NHBn 69

R P

OOH

NHBn 70

Zn(BH4)2

THFOMe

OMe

OMe

OMe

R1 = (1R,2S,5R)-Mnt (71, 72), Et (73, 74);
R2 = Ph, C6H4F, C6H4OMe; TAÐ ÄËÐÐÂâ ÍËÔÎÑÕÂ.
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O
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H
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75 76

Ar = 2-MeOC6H4, 2-MeC6H4, 2-ClC6H4, 3-ClC6H4,

4-ClC6H4, 2-FC6H4, 2-BrC6H4.
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ÅÓÖÒÒÞ ÒÓËÄÑÆËÕ Í b-ÂÏËÐÑ-a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂÏ 81 Ô
ÄÞÔÑÍÑÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá Ë ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑ-
ÆÂÏË.108 ¿ÕËÏ ÉÇ ÏÇÕÑÆÑÏ ËÔØÑÆâ ËÊ g-ÂÏËÐÑ-b-ÍÇÕÑ×ÑÔ-
×ÑÐÂÕÑÄ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ 3-ÂÏËÐÑ-2-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 82,
âÄÎâáÜËÇÔâ ÖÔÕÑÌÚËÄÞÏË Í ÅËÆÓÑÎËÊÖ ÏËÏÇÕËÍÂÏË ×ÑÔ-
×ÂÕÑÄ.109

¥ËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ g-N,N-ÆËÃÇÐ-
ÊËÎÂÏËÐÑ-b-ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 83 ÐÇ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÔÕÇÓËÚÇÔÍËØ
×ÂÍÕÑÓÑÄ, ÑÒÓÇÆÇÎâÇÏÞØ ÓÂÊÏÇÓÑÏ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ö ÂÕÑÏÂ
C(3). ¬ÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 84 ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐÞ
ÓÇÐÕÅÇÐÑÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏ ÂÐÂÎËÊÑÏ Ë ÔÒÇÍÕÓÂÎßÐÞÏË ËÔÔÎÇÆÑ-
ÄÂÐËâÏË ÏÇÕÑÆÑÏ Á®².110

R £ÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎß £ÞØÑÆ, % syn : anti

Pri AlHBui2 (DIBAL-H) 50 82 : 18
Pri NaBH4 44 85 : 15
Pri ¬ÂÕÇØÑÎÃÑÓÂÐ 69 >98 : 2
Me ¬ÂÕÇØÑÎÃÑÓÂÐ 85 >98 : 2
Bn ¬ÂÕÇØÑÎÃÑÓÂÐ 89 >98 : 2
Ph ¬ÂÕÇØÑÎÃÑÓÂÐ 82 90 : 10

¤ËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ (R)-a-ÂÙÇÕÂÏËÆÑ-b-ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 85 Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÃËÐÂ×ÕËÎßÐÑÅÑ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ ÓÖÕÇÐËâ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ (1R,2R)-86 Ô
ØÑÓÑÛÇÌ àÐÂÐÕËÑ- Ë ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá.111

´ÑÏËÑÍÂ Ë ÔÑÕÓ.112 ÑÔÖÜÇÔÕÄËÎË ×ÑÕÑÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ
ÆËÂÎÍËÎÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, ÍÑÕÑÓÑÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá
a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÍÄÂÐÕÑÄÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË*60 ë 70%.

3. °ÍËÔÎÇÐËÇ

²ÇÂÍÙËË ÑÍËÔÎÇÐËâ ÂÎÍËÎ- Ë ÂÎÍÇÐËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÛËÓÑÍÑ
ËÔÒÑÎßÊÖáÕ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ. ¿ÕÑÕ ÏÇÕÑÆ
ÒÑÎÖÚËÎ ÓÂÔÒÓÑÔÕÓÂÐÇÐËÇ ÒÑÔÎÇ ÕÑÅÑ, ÍÂÍ ÃÞÎÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ,
ÚÕÑ ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÆÄÑÌÐÞØ ÖÅÎÇÓÑÆ-ÖÅÎÇÓÑÆÐÞØ ÔÄâÊÇÌ Ä ÖÔÎÑ-
ÄËâØ ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÅÑ àÒÑÍÔËÆËÓÑÄÂÐËâ ËÎË ÆËÅËÆÓÑÍÔËÎË-
ÓÑÄÂÐËâ ÒÑ ºÂÓÒÎÇÔÔÖ Ë Ä ÔÎÖÚÂÇ ×ÑÔ×ÑÓÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË, ÒÓËÄÑÆâ Í
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÄÞÔÑÍÑÌ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÞ.

³ÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÃÇÐÊËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 87
ØËÓÂÎßÐÞÏË ÑÍÔÂÊËÓËÆËÐÂÏË ÆÂÇÕ a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 88

Ô ÆÑÄÑÎßÐÑ ÄÞÔÑÍÑÌ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ, ÆÑÔÕËÅÂáÜÇÌ
ee 69 ë 98%. ¥ÇÊàÕÇÓË×ËÍÂÙËâ a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 88
ÆËÏÇÆÑÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÂÎÎÂÆËÇÄÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÒÓÑ-
ÕÇÍÂÇÕ ÒÑÚÕË ÃÇÊ ÓÂÙÇÏËÊÂÙËË Ë ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá
a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 89 Ô ee 90 ë 96%.16, 113

R1 R2 ee 88, % ³ÔÞÎÍË

H Me 93 16
NO2 Me 80 16
Cl Me 87 16
OMe Me 81 16
CF3 Et 98 113
H CH2=CHCH2 96 113
OPh CH2=CHCH2 98 113

¡ÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÇ ÆËÅËÆÓÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËÇ E-ÂÎÍÇÐËÎ×ÑÔ-
×ÑÐÂÕÑÄ 90 Ô ÒÑÏÑÜßá ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ AD-mix-a ËÎË AD-mix-b,
ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËØ ÔÑÃÑÌ ÔÏÇÔß 1,4-ÃËÔ(ÆËÅËÆÓÑØËÐËÐ)×ÕÂÎ-
ÂÊËÐÂ, ×ÇÓÓËÙËÂÐËÆÂ ÍÂÎËâ, ÒÑÕÂÛÂ Ë ÑÔÏËÂÕÂ ÍÂÎËâ, ÒÓËÄÑ-
ÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÕÓÇÑ-a,b-ÆË-
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 91.114 ë 116

R AD-mix £ÞØÑÆ 91, % ee, %

Ph AD-mix-a 42 91
4-MeOC6H4 AD-mix-a 71 95
4-MeOC6H4 AD-mix-b 69 98
3-MeOC6H4 AD-mix-a 67 96
4-ClC6H4 AD-mix-a 65 98
1-¯Â×ÕËÎ AD-mix-a 80 93
2-¶ÖÓËÎ AD-mix-a 17 88
n-C7H13 AD-mix-b 63 84

¯ÂËÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÂâ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß (ee>88%) ÆÑÔÕË-
ÅÂÇÕÔâ ÒÓË ÑÍËÔÎÇÐËË E -ÂÎÍÇÐËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß ÒÓË ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË. ¥ËÑÎÞ 91

R=Me, Pri, Bui, Bn, 4-BnOC6H4CH2 .
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+
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O
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P
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R
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R
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AD-mix

R=4-MeOC6H4

1) Me2C(OMe)2
2) RuCl3, NaIO4

OO

Me Me

P(O)(OEt)2HOCH2
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(R=4-MeOC6H4) ÃÞÎË ÒÓÇÄÓÂÜÇÐÞ Ä ÆËÑÍÔÑÎÂÐÞ 92 Ä ÓÇ-
ÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍÑÌ ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÑÌ ÆÇÅÓÂÆÂÙËË Ò-ÏÇÕ-
ÑÍÔË×ÇÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÒÑ ®ÂÓÕËÐÖ. ¥ËÑÍÔÑÎÂÐÞ 92
âÄÎâáÕÔâ ÖÆÑÃÐÞÏË ØËÓÂÎßÐÞÏË ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂÏË ÆÎâ ÔËÐ-
ÕÇÊÂ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÅÇÕÇÓÑÂÕÑÏ Ö a-ÂÕÑÏÂ ÖÅÎÇ-
ÓÑÆÂ.114

²ÂÙÇÏËÚÇÔÍÖá ÔÏÇÔß (S/R)-1-ÂÙÇÕËÎÑÍÔË-2-E-ÂÎÍÇÐËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 93 ÖÆÂÇÕÔâ ÓÂÊÆÇÎËÕß ÒÓË ÒÑÏÑÜË ÍËÐÇÕËÚÇÔÍË
ÍÑÐÕÓÑÎËÓÖÇÏÑÅÑ ÆËÅËÆÓÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËâ ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË
AD-mix-a ËÎË AD-mix-b.117 ³ÕÇÓÇÑÐÂÒÓÂÄÎÇÐÐÑÔÕß ÆË-
ÅËÆÓÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËâ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË a-ÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ
ÂÕÑÏÂ Ë ÒÓËÓÑÆÞ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ ÒÓË ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË. ¯ÂÒÓË-
ÏÇÓ, ÓÇÂÅÇÐÕ AD-mix-b ÑÍËÔÎâÇÕ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ (R )-àÐÂÐ-
ÕËÑÏÇÓ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 93, ÄÔÎÇÆÔÕÄËÇ ÚÇÅÑ ÐÂÓâÆÖ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÑÅÑ (1R,2S,3R)-1-ÂÙÇÕÑÍÔË-
2,3-ÆËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 94 Ä ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÑÔÕÂÇÕÔâ
ÐÇÒÓÑÓÇÂÅËÓÑÄÂÄÛËÌ (S )-ÂÙËÎÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕ 93, ÍÑÕÑÓÞÌ
ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÄÞÆÇÎÇÐ Ô ØÑÓÑÛÇÌ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ.

¥ËÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 95 Ë 96 ÒÑÎÖÚÂáÕ ÂÔËÏÏÇÕ-
ÓËÚÇÔÍËÏ ÆËÅËÆÓÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ÄËÐËÎ- Ë ÂÎÎËÎ×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÑÄ. ¥ËÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 95 Ë 96 ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä
2-ÂÏËÐÑ-1-ÅËÆÓÑÍÔË- Ë 3-ÂÏËÐÑ-2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ

ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÂÊËÆÑÄ Ë ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍÑÇ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ
ÂÊËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ.116 ë 119 ·ËÓÂÎßÐÞÇ 3-ÂÏËÐÑ-2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎ-
ÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ×ÑÔ×ÑÍÂÓÐË-
ÕËÐÂ.118

¡ÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÇ ÂÏËÐÑÅËÆÓÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËÇ ¦-ÆËàÕËÎ-
ÔÕËÓËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÔÏËÂÕÂ(VI) ÍÂÎËâ, ÕÑÊËÎ-
ØÎÑÓÂÏËÐÂ Ë (DHQ)2PHAL ÍÂÍ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ËÐÆÖÍÕÑÓÂ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá (1R,2S)-ÕÓÇÑ-2-ÂÏËÐÑ-1-ÅËÆÓÑÍÔË-
×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 97.119, 120

R £ÞØÑÆ, % ee, %

Ph 65 60
4-BrC6H4 71 75
4-O2NC6H4 75 92
4-MeOC6H4 72 45
H 55 15

¥ËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ (1R,2R)- Ë (1S,2R)-ÆËàÕËÎ-1-ÃÇÐÊËÎÑÍÔË-
2,3-àÒÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ (98) ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ËÊ ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ 2,3-O-ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎËÆÇÐ-1,2,3-ÕÓËÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑ-
ÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ, Â ÊÂÕÇÏ ÄÄÇÎË Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÆËÃÇÐÊËÎÂÏËÐÑÏ, Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÚÇÅÑ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ (1R,2R)- Ë (1S,2R)-3-ÆËÃÇÐÊË-
ÎÂÏËÐÑ-1-ÃÇÐÊËÎÑÍÔË-2-ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ.121

¬ÓËÔÕÑ Ë ÔÑÕÓ.122, 123 ÒÑÎÖÚËÎË 1,2-ÆËÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎ×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÞ 91 ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ 1,2-àÒÑÍÔËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 99. ²ÂÔÍÓÞ-
ÕËÇ ÑÍÔËÓÂÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËË 99 ÂÏËÐÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ
Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá 2-ÂÏËÐÑ-1-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÔÑ×ÑÐÂÕÑÄ 100 ì
ÂÐÂÎÑÅÑÄ HO-AEP.

¡ÏËÐÑÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ÕÂÍÉÇ ÒÑÎÖÚÂáÕ ÍÂÕÂÎËÕË-
ÚÇÔÍËÏ ÏÇÕÂÐÑÎËÊÑÏ 2-×ÑÔ×ÑÐËÎÂÊËÓËÆËÐÂ.121
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aÐ 1) BnBr, Ag2O; 2) HCl, ÆËÑÍÔÂÐ; 3) MeC(OMe)3, PPTS;

4) AcBr, K2CO3, MeOH; bÐNHBn2;

PPTS Ð Ò-ÕÑÎÖÑÎÔÖÎß×ÑÐÂÕ ÒËÓËÆËÐËâ.
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K3[Fe(CN)6], ButOH

R=H, Ph, 4-BrC6H4, 4-O2NC6H4, 4-MeOC6H4;

(DHQ)2PHALÐ 1,4-ÃËÔ(ÆËÅËÆÓÑØËÐËÐ)×ÕÂÎÂÊËÐ.

95

P

O

OEt

OEt

R

OH

OH
1) SOCl2, NaN3

2) H2, Pd/C
P
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dÐNaN3, H2SO4; eÐ PPh3, H2O.

P

O

OR2

OR2
R1

NH2

HO

264 °.ª.¬ÑÎÑÆâÉÐÞÌ



¯ÂÍÂÏÖÓÂ Ë ÔÑÕÓ.124 ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÎË ÔËÐÕÇÊ ×ÑÔ×ÑÐÑÕÓËÍ-
ÔËÐÂ (101) ËÔØÑÆâ ËÊ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÃÓÑÏÏÇÕÂÍÓËÎÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ, ÍÑÕÑÓÞÌ Ô ÒÑÏÑÜßá ÓÇÂÍÙËË ®ËØÂàÎËÔÂ ë¢ÇÍÍÇÓÂ
ÔÐÂÚÂÎÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂÎË Ä ÂÎÎËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ, Â ÊÂÕÇÏ ÅËÆÓÑÍÔËÎË-
ÓÑÄÂÎË ÕÇÕÓÂÑÍÔËÆÑÏ ÑÔÏËâ. °ÃÓÂÊÑÄÂÄÛËÌÔâ ÆËÅËÆÓÑÍÔË-
×ÑÔ×ÑÐÂÕ ÒÓÇÄÓÂÜÂÎË Ä (R)-×ÑÔ×ÑÐÑÕÓËÍÔËÐ (101), ÍÂÍ
ÒÑÍÂÊÂÐÑ ÐÂ ÔØÇÏÇ.

£ ÆÓÖÅÑÏ ÏÇÕÑÆÇ ÔËÐÕÇÊÂ ×ÑÔ×ÑÐÑÕÓËÍÔËÐÂ, ÕÂÍÉÇ ÒÓÇÆ-
ÎÑÉÇÐÐÑÏ ¯ÂÍÂÏÖÓÑÌ Ë ÔÑÕÓ.,124, 125 ÔÐÂÚÂÎÂ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâáÕ
ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÇ àÒÑÍÔËÆËÓÑÄÂÐËÇ ÆËÇÐÑÄÑÅÑ ÔÒËÓÕÂ 102 ÒÑ
ºÂÓÒÎÇÔÔÖ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ (R)-àÒÑÍÔËÔÒËÓÕÂ
(ee 92%), ÓÇÂÍÙËâ ÍÑÕÑÓÑÅÑ Ô ÆËÃÇÐÊËÎ×ÑÔ×ËÕÑÏ ÆÂÇÕ ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ ÆËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕ. ±ÑÔÎÇÆÖáÜËÌ ÑÊÑÐÑÎËÊ
Ë ÆÇÃÇÐÊËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÆËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ ÒÓËÄÑÆâÕ Í
(S)-×ÑÔ×ÑÐÑÕÓËÍÔËÐÖ (101) Ô ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ ee 92%.
(R)-¿ÐÂÐÕËÑÏÇÓ ×ÑÔ×ÑÐÑÕÓËÍÔËÐÂ ÕÂÍÉÇ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË
àÕËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ.

±ÑÎÐÞÌ ÛÇÔÕËÔÕÂÆËÌÐÞÌ ÔËÐÕÇÊ ×ÑÔ×ÑÐÑÕÓËÍÔËÐÂ (101)
ÃÞÎ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÍÑÏÏÇÓÚÇÔÍË ÆÑÔÕÖÒÐÑÅÑ ÏÇÕËÎ-3-
ÅËÆÓÑÍÔË-2-ÏÇÕËÎÇÐÃÖÕËÓÂÕÂ, ÓÇÂÍÙËâ ÍÑÕÑÓÑÅÑ Ô ÆËàÕËÎ-
ØÎÑÓ×ÑÔ×ËÕÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ
ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇÏ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÆÂÇÕ ÂÎÎËÎ×ÑÔ-
×ÑÐÂÕ 103 Ô 60%-ÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ.126 ¥ËÅËÆÓÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËÇ
×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 103 ÕÇÕÓÂÑÍÔËÆÑÏ ÑÔÏËâ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÇ ÑÍËÔÎÇ-
ÐËÇ ÄÕÑÓËÚÐÑÌ ÔÒËÓÕÑÄÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá
ÊÂÜËÜÇÐÐÑÅÑ ×ÑÔ×ÑÐÑÕÓËÍÔËÐÂ 104 Ô 80%-ÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ.
±ÑÔÎÇ ÖÆÂÎÇÐËâ ÊÂÜËÕÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÒÑÎÖÚÂáÕ ÔÄÑÃÑÆÐÞÌ
×ÑÔ×ÑÐÑÕÓËÍÔËÐ (101) Ô ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 24%.126, 127

³ËÐÕÇÊ ÒÓËÓÑÆÐÑÌ 2-ÂÏËÐÑ-1-ÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (HO-AEP), ÄÞÆÇÎÇÐÐÑÌ ËÊ ÏÇÏÃÓÂÐÞ ÒÑÚÄÇÐÐÑÌ
ÂÏÇÃÞ Acanthamoeba castellanii, ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâáÕ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÇÏ ÆËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ËÕÂ ÐÂÕÓËâ Í N-(2-ÑÍÔÑàÕËÎ)×ÕÂÎËÏËÆÖ Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÖÆÂÎÇÐËÇÏ ×ÕÂÎÑËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÅËÆÓÂÊËÐÑÏ Ë
ÍËÔÎÑÕÐÞÏ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ à×ËÓÐÞØ ÅÓÖÒÒ.128

¶ÑÔ×ÑÏËÙËÐ ì (1R,2S)-(Z)-1,2-àÒÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÑ-
ÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (105) ì ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÂÕÂÎËÕË-
ÚÇÔÍÑÅÑ àÒÑÍÔËÆËÓÑÄÂÐËâ ÄËÐËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 106 Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ Ë ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇÏ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÑÅÑ
×ÑÔ×ÑÏËÙËÐÂ ÐÂ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ Ô ÒÑÏÑÜßá (+)-a-×ÇÐËÎàÕËÎ-
ÂÏËÐÂ.129

¥Îâ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ àÒÑÍ-
ÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÃÞÎ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÏÇÕÑÆ ÍËÐÇÕËÚÇÔÍË
ÍÑÐÕÓÑÎËÓÖÇÏÑÅÑ ÅËÆÓÑÎËÊÂ.117 ë 130 °ÃÞÚÐÞÌ ÍËÔÎÑÕÐÞÌ
ÅËÆÓÑÎËÊ àÒÑÍÔËÆÂ (S)-107 ÆÂÇÕ ÆËÑÎ (S)-108 ÕÑÎßÍÑ Ô ee 72%.
°ÆÐÂÍÑ ÚÂÔÕËÚÐÞÌ ÍËÐÇÕËÚÇÔÍË ÍÑÐÕÓÑÎËÓÖÇÏÞÌ ÅËÆÓÑÎËÊ
ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÑÅÑ àÒÑÍÔËÆÂ (S/R)-107, ÒÓÑÕÇÍÂáÜËÌ Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË (R,R)-ÔÂÎÇÐÑÄÑÅÑ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ ÍÑÃÂÎßÕÂ, ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ØËÓÂÎßÐÑÏÖ (R)-ÆËàÕËÎ-2,3-ÆËÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÖ
108 Ô ee 98%.131, 132 £ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÏÂÔÔÇ ÑÔÕÂÇÕÔâ àÒÑÍÔËÆ
(S)-107 Ô ee 82%.
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(S)-¥ËàÕËÎ-2,3-àÒÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ 107 ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä
×ÑÔ×ÑÍÂÓÐËÕËÐ (S)-109 Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄËË ÔÑ ÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÔØÇ-
ÏÑÌ: 132

4. C-®ÑÆË×ËÍÂÙËâ

±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÎËÕËÇÄÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ (S,S)-2-(a-ÑÍÔË-
ÒÓÑÒÇÐËÎ)-2-ÑÍÔÑ-l,3,2-ÑÍÔÂÊÂ×ÑÔ×ÑÓËÐÂÐÂ 110 Í ÃÇÐÊÂÎßÆÇ-
ÅËÆÖ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÑÌ ÔÏÇÔË a-ÅËÆÓÑÍÔË-2-ÑÍÔÑ-
l,3,2-ÑÍÔÂÊÂ×ÑÔ×ÑÓËÐÂÐÑÄ 111 Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 3 : 1.133

²ÇÂÍÙËâ ÎËÕËÇÄÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÆËÏÇÕËÎàÕËÎ×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÂ 112 Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ä ´¤¶ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ
ÒÑÎÖÚÂÕß b-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ Ô ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá 85%.134

¥ËàÕËÎËÊÑÕËÑÙËÂÐÑÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ 113 ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËË Ô ÃÖÕËÎÎËÕËÇÏ ÆÂÇÕ ÍÂÓÃÂÐËÑÐ, ÓÇÂÅËÓÖáÜËÌ Ô ÂÎßÆÇ-
ÅËÆÂÏË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÆËÂÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÐÑÌ ÔÏÇÔË 2-ÕËÑÍÔÑ-
1,3-ÑÍÔÂÊÑÎËÆËÐ-4-ËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 114, ÍÑÕÑÓÞÇ Ä ÕÓË ÔÕÂÆËË
ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä N-Boc-ÊÂÜËÜÇÐÐÞÇ 1-ÂÏËÐÑ-2-ÅËÆÓÑÍÔË-
ÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ.135

N,O-¡ÙÇÕÂÎË 115, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ØËÓÂÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ,
ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÕÓË×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÕÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË TiCl4 Ô ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÏÇÔË (R,R)- Ë (S,R)-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ a-ÂÏËÐÑ-
b-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 116 Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 2 : 1. ¹ËÔÕÞÇ ÆËÂ-
ÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ ÒÑÎÖÚÂáÕ ÒÓË ÒÑÏÑÜË ×ÓÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÒÇÓÇÍÓËÔ-
ÕÂÎÎËÊÂÙËË.136

5. ·ÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍÑÇ ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ

²ÂÊÆÇÎÇÐËÇ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÐÂ àÐÂÐÕËÑ-
ÏÇÓÞ Ô ÒÑÏÑÜßá ÍÑÎÑÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË ÆÑÄÑÎßÐÑ
ÚÂÔÕÑ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ØËÓÂÎßÐÞØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÑÄ.137 ë 140 ·ÑÓÑÛËØ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÑÄ ÖÆÂÇÕÔâ ÆÑÔÕËÚß ÒÓË
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÔËÎËÍÂÅÇÎâ ÏÂÓÍË Merck 60 (70 ë 230 mesh),
ÍÑÐÕÓÑÎß ÊÂ ØÑÆÑÏ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÄÇÆÖÕ ÒÓË ÒÑÏÑÜË ´³·,
ÒÓÑâÄÎââ ÒÎÂÔÕËÐÍË ÒÂÓÂÏË ËÑÆÂ ËÎË ËÔÒÑÎßÊÖâ, ÍÑÅÆÂ ÄÑÊ-
ÏÑÉÐÑ, ÖÎßÕÓÂ×ËÑÎÇÕÑÄÞÌ ÆÇÕÇÍÕÑÓ.

£ÓÖÃÎÇÄÔÍËÌ Ë ±ËÑÕÓÑÄÔÍÂ 45, 46 ÑÔÖÜÇÔÕÄËÎË ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ
ÔÏÇÔÇÌ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ ÆËÏÇÕËÎ-2-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑ-
ÐËÎÂÏËÐÑ- Ë ÆËÏÇÕËÎ-2-ÃÇÐÊÑËÎÂÏËÐÑ-1-ÅËÆÓÑÍÔË-2-×ÇÐËÎ-
àÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ (22) ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÔÎÑÉÐÞØ à×ËÓÑÄ Ô
(S)-O-ÏÇÕËÎÏËÐÆÂÎßÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÇ ØÓÑÏÂÕÑ-
ÅÓÂ×ËÓÑÄÂÐËÇ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÔÏÇÔÇÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÐÂ
ÍÑÎÑÐÍÇ Ô ÔËÎËÍÂÅÇÎÇÏ. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ ÏÇÐÇÇ
ÒÑÎâÓÐÞÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓ (ÄÞØÑÆ 43%) Ë ÃÑÎÇÇ ÒÑÎâÓÐÞÌ
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓ (ÄÞØÑÆ 36%), ÍÑÕÑÓÞÌ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ Ä ÍÓËÔÕÂÎ-
ÎËÚÇÔÍÑÏ ÄËÆÇ. ¿ÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞÇ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ (1S,2S)-22
Ë (1R,2S)-22 ÒÑÎÖÚÂáÕ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÑÔÎÇ ÂÏÏÑÐÑ-
ÎËÊÂ à×ËÓÐÞØ ÅÓÖÒÒ.45, 46

±ÓËÏÇÐËÄ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ, ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 138 ÓÂÊ-
ÆÇÎËÎË ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÖá ÔÏÇÔß (S/R)-2-ÅËÆÓÑÍÔË-3-(N,N-ÆË-
ÃÇÐÊËÎÂÏËÐÑ)ÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 117 ÐÂ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÞÇ
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àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ, âÄÎâáÜËÇÔâ ÂÐÂÎÑÅÂÏË g-ÂÏËÐÑ-b-ÅËÆÓÑÍÔË-
ÏÂÔÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

¿ÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ ÆËàÕËÎ-a-ÅËÆÓÑÍÔËÂÓËÎÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÒÂÓÂ- ËÎË ÑÓÕÑ-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÇ ÃÇÐÊÑÎßÐÑÇ ËÎË
ÆÓÖÅËÇ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ ÍÑÎßÙÂ (ÐÂ×ÕÂÎÇÐÑÄÑÇ, ÕËÑ×ÇÐÑÄÑÇ),
ÓÂÊÆÇÎâáÕ ÒÓË ÒÑÏÑÜË £¿¨· ÐÂ ØËÓÂÎßÐÑÌ ÔÕÂÙËÑÐÂÓÐÑÌ
×ÂÊÇ.139 ²ÂÊÆÇÎÇÐËÇ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÑÄ ÆËàÕËÎ-a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÂÓÐÇ-
ÊËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ, âÄÎâáÜÇÅÑÔâ ÒÓÇÆÛÇÔÕÄÇÐÐËÍÑÏ ËÐÅËÃËÕÑÓÂ
×ÂÓÐÇÊËÎÕÓÂÐÔ×ÇÓÂÊÞ ÃÇÎÍÂ, ÆÑÔÕËÅÂÇÕÔâ ÒÑÎÖÒÓÇÒÂÓÂÕËÄ-
ÐÑÌ £¿¨· ÐÂ ØËÓÂÎßÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍÑÌ ÍÑÎÑÐÍÇ Chi-
ralcel.140

°ÒËÔÂÐÑ 141 ÕÂÍÉÇ ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ 1-ÂÏËÐÑ-2-
ÅËÆÓÑÍÔË- Ë 2-ÂÏËÐÑ-1-ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
ÏÇÕÑÆÑÏ ÍÂÒËÎÎâÓÐÑÅÑ àÎÇÍÕÓÑ×ÑÓÇÊÂ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ
ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÍÂÓÃÂÏËÐÂÕÂ ØËÐËÐÂ.

6. ¶ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÞÌ ÔËÐÕÇÊ

¶ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÞÌ ÔËÐÕÇÊ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ÔÑÃÑÌ à××ÇÍÕËÄÐÖá
ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÖ ÔÕÂÐÆÂÓÕÐÑÏÖ ØËÏËÚÇÔÍÑÏÖ ÔËÐÕÇÊÖ ÑÒÕËÚÇÔÍË
ÂÍÕËÄÐÞØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ. ¢ÂÍÕÇÓËË, ÅÓËÃÞ, ÓÂÊÎËÚÐÞÇ
×ÇÓÏÇÐÕÞ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÍÂÍ ÃËÑÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÞ
ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂ-
ÕÑÄ.142, 143 ¯ÂËÃÑÎßÛÇÇ ÓÂÊÄËÕËÇ ÒÑÎÖÚËÎË ÔÎÇÆÖáÜËÇ
ÑÃÜËÇ ÒÑÆØÑÆÞ Í ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÏÖ ÔËÐÕÇÊÖ ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ: ÃËÑÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍÑÇ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÍÇÕÑ×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÑÄ; àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÏËÍÓÑÑÓÅÂÐËÊÏÑÄ
ËÎË ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ ÆÎâ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÑÄ; àÐÂÐÕËÑ-
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÌ ÅËÆÓÑÎËÊ ÂÙËÎÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ë
àÒÑÍÔËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ.

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÖÔÒÇÛÐÑ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâáÕ
Ô ÒÑÏÑÜßá ÒÇÍÂÓÔÍËØ ÆÓÑÉÉÇÌ Ë ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÄËÆÑÄ ÅÓËÃÑÄ.
±ÇÍÂÓÔÍËÇ ÆÓÑÉÉË ÐÂËÃÑÎÇÇ ÖÆÑÃÐÞ ÄÔÎÇÆÔÕÄËÇ ÆÑÔÕÖÒ-
ÐÑÔÕË, ÖÐËÄÇÓÔÂÎßÐÑÔÕË Ë ÎÇÅÍÑÔÕË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕ 144 ë 146 ÒÓËÏÇÐËÎË ÒÇÍÂÓÔÍËÇ ÆÓÑÉÉË ÆÎâ
àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ ÆËàÕËÎ-b-, -g- Ë
-d-ÑÍÔÑÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÃÞÎË ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ
(ee>95%). ²ÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÄÑÆÇ Ä ÂàÓÑÃÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ.
£ ÔÎÖÚÂÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÑÃÎÂÆÂáÜËØ ÐËÊÍÑÌ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ
ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕßá Ä àÕËØ ÖÔÎÑÄËâØ, ÒÓËÏÇÐâÎË ÂÐÂàÓÑÃÐÑÇ ÄÑÔ-
ÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ.145 £ ÓÂÃÑÕÇ 147 àÕËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË
ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ b-ÍÇÕÑ-g- Ë -d-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ.

®Â××ÇË Ë ÔÑÕÓ.148 ËÔÔÎÇÆÑÄÂÎË àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÄÑÔ-
ÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÒÇÍÂÓÔÍËÏË ÆÓÑÉÉÂÏË ÆËÂÎÍËÎ-3-ÑÍÔÑÙËÍ-
ÎÑÂÎÍ-1-ÇÐËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 118, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÃÞÎË

ÒÑÎÖÚÇÐÞ (S)-ÆËÂÎÍËÎ-3-ÅËÆÓÑÍÔËÙËÍÎÑÂÎÍ-1-ÇÐËÎ×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÞ 119, âÄÎâáÜËÇÔâ ÄÂÉÐÞÏË ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂÏË Ä ÔËÐÕÇÊÇ
ÓâÆÂ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ¡ÄÕÑÓÞ ÒÓËÛÎË Í
ÄÞÄÑÆÖ, ÚÕÑ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞØ ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÑÌ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍ-
ÕËÄÐÑÔÕßá (ee 76%), ÚÇÏ ËØ ÒâÕË- Ë ÔÇÏËÚÎÇÐÐÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ.
¯ÂËÃÑÎßÛÂâ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÆÑÔÕËÅÂÇÕÔâ ÒÓË ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÑÄÎÇÐËË ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞØ ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ä
ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ (ÅÇÍÔÂÐÇ, ÃÇÐÊÑÎÇ, ÏÇÕËÎ-ÕÓÇÕ-
ÃÖÕËÎÍÇÕÑÐÇ), Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 119 ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ Ô ee 65 ë 82%. µÄÇÎËÚÇÐËÇ ÑÃÝÇÏÂ ÂÎÍÑÍÔËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ
Ö ÂÕÑÏÂ ×ÑÔ×ÑÓÂ ÑÕ ÏÇÕÑÍÔËÎßÐÑÌ ÆÑ ËÊÑÒÓÑÒÑÍÔËÎßÐÑÌ
ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÄÞÔËÕß ÑÒÕËÚÇÔÍÖá ÚËÔÕÑÕÖ ÆËÂÎÍËÎ-3-ÅËÆÓ-
ÑÍÔËÙËÍÎÑÂÎÍ-1-ÇÐËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÆÑ ee 95% ÄÐÇ ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË
ÑÕ ÖÔÎÑÄËÌ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ.

²ÂÔÕÄÑÓËÕÇÎß £ÞØÑÆ 119, % ee, %

n-C6H14 84 65
MeC(O)But 15 82
C6H6 7 69

ÀÂÐß Ë ÔÑÕÓ.149 ÑÔÖÜÇÔÕÄËÎË àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÑÄÎÇÐËÇ ÒÇÍÂÓÔÍËÏË ÆÓÑÉÉÂÏË 3-ÅÂÎÑÅÇÐ-2-ÍÇÕÑÒÓÑÒËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 120, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ 3-ÅÂÎÑÅÇÐ-2-ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ
121 Ô ÖÏÇÓÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ë ÖÆÑÄÎÇÕÄÑÓËÕÇÎßÐÑÌ ÑÒÕË-
ÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 121 ËÔÒÑÎßÊÖáÕ Ä ÔËÐÕÇÊÇ
3-ÂÏËÐÑ-2-ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 122.

µÆÑÃÐÞÏË ÏÇÕÑÆÂÏË ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ ÅËÆÓÑÍ-
ÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ âÄÎâáÕÔâ ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÞÇ ×ÇÓÏÇÐÕÂÏË ÓÇÂÍ-
ÙËË ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËâ Ë ÅËÆÓÑÎËÊÂ.150 ë 161

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕ 154, 157 ÒÑÎÖÚËÎË ÑÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÞÇ
(S )-àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ ÓâÆÂ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÖÆÑÄÎÇÕÄÑÓË-
ÕÇÎßÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ë ÄÞÔÑÍËÏË àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÞÏË ËÊÃÞÕ-
ÍÂÏË ÒÓË ÒÑÏÑÜË ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËØ ÂÙËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ ÅËÆÓÑÍÔË-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÎËÒÂÊÂÏË Aspergillus niger, Rhizopus oryzae, Can-
dida rugosa.
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¤ËÆÓÑÎËÊ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÑÌ 1-ÃÖÕËÓËÎÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ 123 ÎËÒÑÎËÕËÚÇÔÍËÏË ÏËÍÓÑÑÓÅÂÐËÊÏÂÏË (LM) ì
ÃÂÍÕÇÓËâÏË Pseudomonas êuorescence ËÎË ÅÓËÃÂÏË Penicillium
citrinum ì ÄÇÆÇÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÑÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÑÅÑ (S)-àÐÂÐ-
ÕËÑÏÇÓÂ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ.143, 152

²ÂÙÇÏËÚÇÔÍËÇ a-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 124 ÒÑÆÄÇÓ-
ÅÂáÕ ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍÑÏÖ ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËá Ô ÒÑÏÑÜßá ÎËÒÂÊ
Candida antarctica B (CALB) Ë Candida rugosa (CRL), ÒÑÔÎÇ
ÚÇÅÑ ÓÂÊÆÇÎâáÕ ÐÇÒÓÑÓÇÂÅËÓÑÄÂÄÛËÌ (R)-ËÊÑÏÇÓ ÅËÆÓÑÍÔË-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 124 Ë (S)-ËÊÑÏÇÓ ÂÙÇÕËÎßÐÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ
125.147 ÀÂÐß Ë ÔÑÕÓ.153 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÎËÒÂÊÖ CALB Ä ÑÓÅÂÐË-
ÚÇÔÍËØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ ÆÎâ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÂÙÇÕËÎËÓÑ-
ÄÂÐËâ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ b-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 126. ±Ñ-
ÔÎÇÆÖáÜÇÇ ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ ÐÇÒÓÑÓÇÂÅËÓÑÄÂÄÛÇÅÑ ÔÒËÓÕÂ (S)-126
Ë à×ËÓÂ (R)-127 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÄÞÆÇÎËÕß ÚËÔÕÞÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ.
£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÙËÎËÓÖáÜÇÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ Ä ÑÃÑËØ ÔÎÖÚÂâØ ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÎË ÄËÐËÎÂÙÇÕÂÕ. ¥ÂÐÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ØËÓÂÎßÐÞØ
ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÑÕÎËÚÂÇÕÔâ ÄÞÔÑÍÑÌ àÐÂÐÕËÑ-
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá Ë ÒÓÑÔÕÑÕÑÌ àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÂÎßÐÑÅÑ ÄÞÒÑÎ-
ÐÇÐËâ.

¬ÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÞÌ ÎËÒÂÊÑÌ CRL àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÌ
ÅËÆÓÑÎËÊ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ 2-ÂÓËÎ-2-ÃÖÕËÓËÎÑÍÔËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂ-
ÕÑÄ Ä ÔÏÇÔË ÄÑÆÂ ë ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÑÄÞÌ à×ËÓ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËá àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞØ (S)-2-ÂÓËÎ-2-ÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 128.154, 156 ±ÑÔÎÇ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÔÒËÓÕÂ Ë ÐÇÒÓÑÓÇÂ-
ÅËÓÑÄÂÄÛÇÅÑ à×ËÓÂ Ë ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÂÙËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÒÑÔÎÇÆ-
ÐÇÏ ÒÑÎÖÚÂáÕ (S)- Ë (R)-ÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ 2-ÂÓËÎ-2-ÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 128 Ô ÖÆÑÄÎÇÕÄÑÓËÕÇÎßÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË
(40 ë 45%) Ë ÄÞÔÑÍÑÌ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ (ee>95%).147

¿ÕËÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ ÃÞÎË
ÒÑÎÖÚÇÐÞ 1- Ë 2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 129, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
ÕÓË×ÕÑÓÏÇÕËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ. ­ËÒÂÊÞ CALB Ë Mucor miehei

ÍÂÕÂÎËÊËÓÖáÕ ÂÎÍÑÅÑÎËÊ, Â ÎËÒÂÊÂ CRL ì ÅËÆÓÑÎËÊ Ä ÑÓÅÂ-
ÐËÚÇÔÍËØ ÔÓÇÆÂØ.157

°ÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ b-ÍÇÕÑ-d-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ
(S)- Ë (R)-130 ÒÑÎÖÚÂáÕ Ô ÒÑÏÑÜßáÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÅÑ ÎËÒÂÊÑÌ
CALB ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ
ÔÒËÓÕÑÄ Ë àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÑÃÓÂÊÖáÜÇÅÑÔâ
(R)-ÂÙÇÕÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ×ÇÓÏÇÐÕÂ CRL.153

²ÂÙÇÏËÚÇÔÍËÇ ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎ×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐ-ÃÑÓÂÐÑÄÞÇ
ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ 131 ÖÆÂÇÕÔâ ÓÂÊÆÇÎËÕß ÐÂ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ ÒÖÕÇÏ
àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÅÑ
ÎËÒÂÊÂÏË CALB ËÎË Pseudomonas êuorescence (PFL). °ÒÕË-
ÚÇÔÍÂâ ÚËÔÕÑÕÂ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ ÆÑÔÕËÅÂÇÕ 99%.
¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÓÂÊÆÇÎâáÕ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËÇ 2-ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎÆË-
×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐ-ÃÑÓÂÐÑÄÞÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ 132.159

·ÂÏÏÇÓÛÏËÆÕ Ë ÔÑÂÄÕ.14, 162 ë 165 ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÎË ÏÇÕÑÆ ÓÂÊ-
ÆÇÎÇÐËâ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 133, ÑÔÐÑÄÂÐ-
ÐÞÌ ÐÂ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËË Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÏ ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÏ
ÅËÆÓÑÎËÊÇ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÎËÒÂÊ Ë ÒÓÑÕÇÂÊ Ä ÆÄÖØ×ÂÊÐÑÌ
ÔËÔÕÇÏÇ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÌ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎß ë ÄÑÆÂ, ÔÑÆÇÓÉÂÜÇÌ
×ÑÔ×ÂÕÐÞÌ ÃÖ×ÇÓ Ô pH 7. ³ÂÏÂâ ÄÞÔÑÍÂâ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍ-
ÕËÄÐÑÔÕß ÆÑÔÕËÅÂÇÕÔâ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÎËÒÂÊÞ F¡P 15,
ÍÑÕÑÓÂâ ÅËÆÓÑÎËÊÖÇÕ ÕÑÎßÍÑ (S)-àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ a-ØÎÑÓÂÙÇÕÑÍ-
ÔËÃÇÐÊËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÞØ ÔÒËÓ-
ÕÑÄ (S)-133. µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ,14 ÚÕÑ ÎËÒÂÊÞ SP 524 Ë AP 6
ËÊÃËÓÂÕÇÎßÐÑ ÅËÆÓÑÎËÊÖáÕ (S)-ËÊÑÏÇÓÞ ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎ-
a-ÃÓÑÏÂÙÇÕÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ ÒÓÑÕÇÂÊÂ Chirazyme1

P-2 ÅËÆÓÑÎËÊÖÇÕ (R)-ËÊÑÏÇÓÞ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ±ÓËÏÇÐÇÐËÇ
ÎËÒÂÊ ¡P 6 Ë F¡P 15 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÑÔÖÜÇÔÕÄËÕß ÒÓÇÒÂÓÂÕËÄÐÑÇ
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ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ ÓÂÙÇÏÂÕÑÄ Ë ÒÑÎÖÚËÕß ÅÓÂÏÏÑÄÞÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂ
(S)-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 133 Ô ee 81 ë 89%.162, 163

£ ÓÂÃÑÕÇ 165 ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ
ÚËÔÕÞØ L-×ÑÔ×ÑËÊÑÔÇÓËÐÂ (134) Ë L-×ÑÔ×ÑÔÇÓËÐÂ (135)
ËÔØÑÆâ ËÊ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÑÅÑ a-ÅËÆÓÑÍÔË-b-ÃÓÑÏàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ
Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ ÆÎâ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ËÊÑÏÇÓÑÄ.
a-¤ËÆÓÑÍÔË-b-ÃÓÑÏàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ ÔÐÂÚÂÎÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä
ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËÌ 2-ÂÊËÆÑ-1-ÂÙÇÕÑÍÔËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ, ÍÑÕÑÓÞÌ
ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕ ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÏÖ ÅËÆÓÑÎËÊÖ, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÏÖ
ÎËÒÂÊÑÌ SP 524. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÑÎÖÚÂáÕ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÑÃÑ-
ÅÂÜÇÐÐÞÌ (S)-a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕ Ë ÇÅÑ (R)-ÂÙÇÕËÎßÐÑÇ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÑÇ, ÑÏÞÎÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÒÓËÄÑÆËÕ Í (R)-(+)-a-
ÅËÆÓÑÍÔË-b-ÂÊËÆÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÖ. ¿ÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞÇ (R)- Ë
(S)-a-ÅËÆÓÑÍÔË-b-ÂÊËÆÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÇÐÐÑ Ä L-×ÑÔ×ÑËÊÑÔÇÓËÐ (134) Ë L-×ÑÔ×ÑÔÇÓËÐ (135),
ËÔÒÑÎßÊÖâ ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍÑÇ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ Ë ÓÇÂÍÙËá ºÕÂÖ-
ÆËÐÅÇÓÂ.

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ØËÓÂÎßÐÞØ
ÏÇÕËÎÔÖÎß×ËÆÑÄ (ee 93 ë 97%) ËÊ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ a-ÅËÆÓÑÍÔË-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÆÑÔÕËÅÂÇÕÔâ Ô ÒÑÏÑÜßá
×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÂÙËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ.166

¶ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÇ ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ ÆËËÊÑ-
ÒÓÑÒËÎ-a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ËÊÑÒÓÑÒÇÐËÎÂÙÇÕÂÕÑÏ Ä
ÏÇÕËÎ-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÄÑÏ à×ËÓÇ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚÂÕß ÂÙÇÕÂÕÞ
(S)-ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎ-1-ÅËÆÓÑÍÔË-(2-ÕËÇÐËÎ)ÏÇÕËÎ-, -1-ÅËÆÓÑÍÔË-
àÕËÎ-, -1-ÅËÆÓÑÍÔËÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ë (R)-2-
ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÞÏË ËÊÃÞÕÍÂÏË,
ÆÑÔÕËÅÂáÜËÏË 99%. (S)-2-¤ËÆÓÑÍÔË-2-×ÇÐËÎàÕËÎ- Ë (S)-2-
ÅËÆÓÑÍÔË-3-ÏÇÕËÎÃÖÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ Ô ÒÑÏÑÜßá ×ÇÓÏÇÐÕÂ-
ÕËÄÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÖÆÂÇÕÔâ ÒÓÇÄÓÂÕËÕß Ä (1R,2R)-2-ÂÏËÐÑ-1-
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ.167 ë 169 ¶ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÞÌ
ÅËÆÓÑÎËÊ ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ×ÑÔ×ÑÏËÙËÐÂ.169, 170

¡ÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÑÅÑ ÆËàÕËÎ-3-ÅËÆÓÑÍÔËÃÖÕ-1-
ÇÐËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ (136), ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ×ÇÓÏÇÐ-
ÕÂÏË, Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÇ ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÑÄ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ
ÔÏÇÔË ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚËÕß àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞÇ (S)-ÆËàÕËÎ-
3-ÅËÆÓÑÍÔËÃÖÕ-1-ÇÐËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ 136 Ë (R)-ÆËàÕËÎ-3-ÂÙÇÕÑÍÔË-
ÃÖÕ-1-ÇÐËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ 137 Ô àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÞÏË ËÊÃÞÕÍÂÏË,
ÆÑÔÕËÅÂáÜËÏË 99%.171

¶ÇÓÏÇÐÕ ee, %

(S )-136 (R)-137

Lipozyme 99 96
Amano AK 97 96
Amano PS 81 98
¡ÙËÎÂÊÂ Asp. melleus 49 98
CALB 91 14
PPL 22 99
CRL 8 54

­ËÒÂÊÞ Geotrichum candidum, Rhizopus niveus, Penicillium
species, Aspergillus usamii,Mucor species, Pseudomonas cepacia Ë
ÔÄËÐÖá ÒÂÐÍÓÇÂÕËÚÇÔÍÖá ÎËÒÂÊÖ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÆÎâ ÔÕÇÓÇÑÔÇ-
ÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÑÄ Ä ÕÑÎÖÑÎÇ.172 ë 181 ´ÂÍ, ÎËÒÂÊÂ Geotrichum candidum
ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÕ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÓÂÙÇÏË-
ÚÇÔÍËØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÄÞØÑÆÂÏË 32 ë 34% Ë ÑÒÕËÚÇÔ-
ÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ 95%.172

°ÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÞÌ ÏÑÐÑÂÙÇÕÂÕ (R)-138 ÒÑÎÖÚÂáÕ ËÊ ÒÓÑ-
ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÃËÔ(ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎ)×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐÑÍÔËÆÂ (139) Ô
ÒÑÏÑÜßá ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÅÑ ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ ÄËÐËÎÂÙÇÕÂÕÑÏ
Ä ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇ ËÎË ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÞÏ ÅËÆÓÑÎË-
ÊÑÏ ÃËÔ(ÂÙÇÕÑÍÔËÏÇÕËÎ)×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐÑÍÔËÆÂ.173

ºËÃÖÌâ Ë ÔÑÕÓ.174 ÒÑÎÖÚËÎË ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ ÔÒËÓÕÞ
140, ÒÓËÏÇÐËÄ ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ ÎËÒÂÊÑÌ Pseudomonas cepacia
(PSL) àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÒÓÑØËÓÂÎßÐÞØ
2-(o-×ÑÔ×ÑÐÑÂÎÍËÎ)ÒÓÑÒÂÐ-1,3-ÆËÑÎÑÄ 141 ÄËÐËÎÂÙÇÕÂÕÑÏ Ä
ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇ. ·ËÓÂÎßÐÞÇ ÔÒËÓÕÞ (+)-140
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ë ÄÞÔÑÍËÏË àÐÂÐÕËÑÏÇÓ-
ÐÞÏË ËÊÃÞÕÍÂÏË. ³ÒËÓÕÞ (+)-140 ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ ÊÂÕÇÏ Ä
ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ o-×ÑÔ×ÑÐÑ-a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ 142, ÒÓÑ-
âÄÎâáÜËÇ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÖá ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ë
âÄÎâáÜËÇÔâ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÂÐÂ-
ÎÑÅÑÄ ÂÏËÐÑÒÇÐÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

R1 = Et, Pri, Bui, MeS(CH2)2, Bus; R2 = Pri, But, Me2C(CH2)2.
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­ËÒÂÊÂ ì Amano AK, PFL (ËÊ Pseudomonas êuorescens), Amano PS.
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²ÂÔÕÄÑÓËÕÇÎß £ÞØÑÆ 140, % ee, %

Pri2O 82 98
Pri2O (ÎËÒÂÊÂ AK) 98 70
THF 98 98
C6H6 94 98
C6H14 72 79

´Ç ÉÇ ÂÄÕÑÓÞ 175 Ô ÒÑÏÑÜßá ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÅÑ ÎËÒÂÊÑÌ
PSL ËÎË AK ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ ÑÔÖÜÇÔÕÄËÎË ÍËÐÇÕËÚÇÔÍÑÇ
ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÑÅÑ 2-ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎ-1-ÆËàÕËÎ×ÑÔ×Ñ-
ÐÑÏÇÕËÎÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÂ (143) ÐÂ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ Ô ØÑÓÑÛËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË Ë ÄÞÔÑÍËÏË àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÞÏË ËÊÃÞÕÍÂÏË. °ÒÕË-
ÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÌ ÔÒËÓÕ (1S,2R)-143 ÃÞÎ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐ Ä (S )- Ë
(R)-ÅËÆÂÐÕÑËÐÞ 144.

¤ËÆÓÑÎËÊ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ ËÎË àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÑÃÑÅÂÜÇÐÐÞØ
ÂÙÇÕÂÕÑÄ 145, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÞÌ ÎËÒÂÊÑÌ PSL, ÆÂÇÕ àÐÂÐÕËÑ-
ÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞÇ a-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÐÂÕÞ (146) Ô ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ
ÚËÔÕÑÕÑÌ ee 74 ë 99%.176

¿ÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÑÃÑÅÂÜÇÐÐÞÇ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, ÔËÐÕÇ-
ÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÓÇÂÍÙËÇÌ ¡ÃÓÂÏÑÄÂ, ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÆÄÇÓÅÐÖÕÞ
ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑÌ ÑÚËÔÕÍÇ ÒÓË ÒÑÏÑÜË ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ Ë
ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÅÑ ÎËÒÂÊÑÌ PSL ÅËÆÓÑÎËÊÂ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÚÇÅÑ
ËØ ÑÒÕËÚÇÔÍÂâ ÚËÔÕÑÕÂ ÒÑÄÞÛÂÇÕÔâ ÆÑ ee 93 ë 99%.177

¶ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÇ ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ ÅËÆÓ-
ÑÍÔËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ë -×ÑÔ×ËÐÂÕÑÄ 147 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÓÂÊ-
ÆÇÎËÕß ËØ ÐÂ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ Ô ÖÏÇÓÇÐÐÑÌ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ
Ë ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË. £ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÌ
ÅËÆÓÑÎËÊ O-ÂÙÇÕËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 148, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÞÌ
PFL, ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ë
-×ÑÔ×ËÐÂÕÑÄ Ô ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÑÌ ÆÑ ee 92%.178

R1 R2 ¬ÑÐ×ËÅÖÓÂÙËâ ee, %

Ph Me R 80
S 89

Ph Et R 54
S 47

Ph Pri R 80
S 21

PriO Me S 16
R 34

PriO Me S *92
R *92

²ÂÙÇÏÂÕÞ 2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 126 ÂÙÇÕËÎËÓÖáÕ
Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÎËÒÂÊ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÑÒÕËÚÇÔÍË
ÚËÔÕÞØ 2-ÂÙÇÕÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ (S)-127 Ô ee 93%. £ ÔÄÑá
ÑÚÇÓÇÆß, àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞÇ 2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ
(R)-126 ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËØ 2-ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÎËÒÂÊÑÌ Geotrichum candidum.
¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÆËàÕËÎ-2-ÑÍÔÑÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ ÃÞÎ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐ Ä
àÕËØ ÖÔÎÑÄËâØ Ä ÆËàÕËÎ-(R)-(+)-2-ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ
Ô ee 98%.179

¡ÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 149 ÒÓÑÒÇÐËÎÂÙÇÕÂÕÑÏ
(150) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÎËÒÂÊÞ Geotrichum candidum Ä ÑÓÅÂÐËÚÇÔ-
ÍËØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ (ÕÑÎÖÑÎÇ, ÅÇÍÔÂÐÇ, ÂÙÇÕÑÐÇ, CH2Cl2 Ë ÆÓ.)
ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ØËÓÂÎßÐÞÌ (S )-ÆËàÕËÎ-[1-ÂÙÇÕÑÍÔË-4-(3-×ÇÐ-
ÑÍÔË×ÇÐËÎÇÐ)ÃÖÕËÎ]×ÑÔ×ÑÐÂÕ 151, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËÌ ÔÑÃÑÌ
ËÐÅËÃËÕÑÓ ÔËÐÕÇÕÂÊÞ ÔÍÄÂÎÇÐÂ. °ÒÕËÚÇÔÍÂâ ÚËÔÕÑÕÂ ÂÙÇÕËÎË-

X= CH2, (CH2)2, CH2CF2; DPPAÐ ÆË×ÇÐËÎÂÊËÆÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕ.
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H
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H
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H
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H
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H
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ÓÑÄÂÐÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 151, ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ àÕËÏ ÏÇÕÑ-
ÆÑÏ, ÆÑÔÕËÅÂÇÕ ee 95%.150

¶ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÇ ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍËØ a- Ë
b-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 152 Ä ÔÑÚÇÕÂÐËË Ô ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÌ
ÓÖÕÇÐËÇÄÞÏ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÏ ÓÂÙÇÏËÊÂÙËÇÌ in situ ÐÇÒÓÑÓÇÂÅË-
ÓÑÄÂÄÛÇÅÑ ÔÖÃÔÕÓÂÕÂ 153 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÄÞÔËÕß ÄÞØÑÆ àÐÂÐ-
ÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÞØ (ee>99%) ÂÙÇÕÂÕÑÄ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ
154 ÆÑ 70 ë 87%.158

7. ³ËÐÕÇÊ ×ÕÑÓÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ

£ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÒÓËÄÎÇÍÂáÕ ÄÐËÏÂÐËÇ ×ÕÑÓÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, Ä ÏÑÎÇÍÖÎÂØ
ÍÑÕÑÓÞØ ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ ÑÕÆÇÎÇÐÂ ÑÕ ÂÕÑÏÂ ×ÑÔ×ÑÓÂ
ÅÓÖÒÒÑÌ CHF ËÎË CF2. ¿ÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ âÄÎâáÕÔâ ÔÕÓÖÍÕÖÓ-
ÐÞÏË ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÒÓËÓÑÆÐÞØ ×ÑÔ×ÂÕÑÄ Ë ÒËÓÑ×ÑÔ×ÂÕÑÄ, Ä
ÍÑÕÑÓÞØ ÂÕÑÏ ÍËÔÎÑÓÑÆÂ ÊÂÏÇÜÇÐ ÐÂ ÅÓÖÒÒÖ CHF ËÎË
CF2.182 ë 201

°ÒËÔÂÐ 184, 185 ÖÆÑÃÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ×ÕÑÓÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÓÇÂÍÙËÇÌ ÏÇÕÂÎÎÑÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ ×ÕÑÓ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ë ÍÇÕÑÐÂÏË. ´ÂÍ,
ÏÂÅÐËÌÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ
155, ÑÃÓÂÊÖáÜÇÇÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ÃÓÑÏÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 156 Ô ËÊÑÒÓÑÒËÎÏÂÅÐËÌØÎÑÓËÆÑÏ, ÄÄÑÆâÕ ÄÑ ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË, ÒÑÎÖÚÂâ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË
1,1-ÆË×ÕÑÓ-2-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 157.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 186 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË àÕÑÕ ÏÇÕÑÆ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ
ÏÑÐÑ×ÕÑÓÆËÅËÆÓÑÍÔËÃÖÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 158, âÄÎâá-
ÜÇÌÔâ ÂÐÂÎÑÅÑÏ ÅÎËÙÇÓËÐ-3-×ÑÔ×ÂÕÂ ì ÔÖÃÔÕÓÂÕÂ ÅÎËÙÇÓËÐ-
3-×ÑÔ×ÂÕÆÇÅËÆÓÑÅÇÐÂÊÞ.

¡ÍÕËÄËÓÖÇÏÂâ CuBr ÓÇÂÍÙËâ ÃÓÑÏËÆÂ (ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐËÎ)-
ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎÙËÐÍÂ Ô ÂÓËÎËÑÆËÆÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÓËÎÆË×ÕÑÓ-
ÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂÏ. °ÃÓÂÃÑÕÍÑÌ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎÃÓÑÏËÆÑÏ ÒÑÎÖÚÂáÕ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÔÄÑ-
ÃÑÆÐÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ, ÚÂÔÕß ËÊ ÍÑÕÑÓÞØ ÒÓÑâÄÎâÇÕ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÐËÊ-
ÍÑÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ ×ÑÔ×ÂÕÂÊÞ ÃÇÎÍÂ.187

¢ÇÓÍÑÄËÚ Ë ÔÑÕÓ.188 ÑÒËÔÂÎË ÆÑÔÕÖÒÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ
ÆË×ÕÑÓÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, Ô ÒÑÏÑÜßá ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÂÐÂÎÑÅË L-ÔÇÓËÐÂ, L-ÂÎÎÑÕÓÇÑ-
ÐËÐÂ Ë L-ÕÓÇÑÐËÐÂ.

ºËÃÖÌâ Ë ÔÑÕÓ.189, 190 ÔÑÑÃÜËÎË Ñ ÔËÐÕÇÊÇ ÂÐÂÎÑÅÑÄ
ÐÖÍÎÇÑÕËÆÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ×ÑÔ×ÑÓËÎÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎßÐÖá
ÅÓÖÒÒÖ. ¬ÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ ÕÇÕÓÂØÎÑÓËÆÑÏ ÕËÕÂÐÂ ÅÎËÍÑÊË-
ÎËÓÑÄÂÐËÇ ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎË-
ÚÇÔÍËØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ 2,3-ÆËÆÇÊÑÍÔËÓËÃÑ×ÖÓÂÐÑÊËÆÂÏË, ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËÏË ÕËÑ×ÑÔ×ÑÓËÎÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ ÒÓË ÂÕÑÏÇ
C(3), ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚÂÕß Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá
(dr 89 : 11) ÒËÓËÏËÆËÐÑÄÞÇ b-N1-ÐÖÍÎÇÑÊËÆÞ 159. °ÍËÔÎÇÐËÇ
ÕËÏËÐÔÑÆÇÓÉÂÜÇÅÑ ÐÖÍÎÇÑÊËÆÂ Ï-ØÎÑÓÐÂÆÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑ-
ÕÑÌ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÑÅÑ
ÂÐÂÎÑÅÂ ÕËÏËÆËÐ-30-×ÑÔ×ÂÕÂ.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 191 ÒÓÇÆÎÑÉËÎË ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÞÌÏÇÕÑÆ ÔËÐ-
ÕÇÊÂ ×ÕÑÓËÓÑÄÂÐÐÞØ a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ.

±ÓËÔÕÂÎßÐÞÌ ËÐÕÇÓÇÔ ÄÞÊÞÄÂáÕ ×ÕÑÓ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËÇ ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ, ÍÑÕÑÓÂâ
ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÄÎËâÇÕ ÐÂ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÌ.192 ë 195 ¯ÂÒÓËÏÇÓ, {(1S,2S)-2-[(1S)-1-(6-ÑÍÔÑ-1,6-ÆË-
ÅËÆÓÑÒÖÓËÐ-9-ËÎ)àÕËÎ]ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ}ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ
âÄÎâÇÕÔâ à××ÇÍÕËÄÐÞÏ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÏ ×ÑÔ×ÑÓËÎÂÊÞ ÒÖÓËÐÑ-
ÄÞØ ÐÖÍÎÇÑÊËÆÑÄ.194

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ [(1S,2S)-2-ÂÙÇÕËÎÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ]ÆË×ÕÑÓ-
ÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 160 ÔÇÎÇÍÕÓËÆÑÏ ÍÂÎËâ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ô
ÏÇÐÇÇ ÊÂÍÓÞÕÑÌ si-ÔÕÇÓÇÑ×ÂÔÐÑÌ ÔÕÑÓÑÐÞ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ
ÅÓÖÒÒÞ Ë ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎàÕÂÐÑÎÑÄ
161 Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá.
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°ÒËÔÂÐ 195 ÔËÐÕÇÊ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÑÅÑ ÕÓÂÐÔ-ÆËàÕËÎ-4-
ÅËÆÓÑÍÔË-1,1-ÆË×ÕÑÓ-2,3-ÏÇÕÂÐÑÃÖÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ ((+)-162)
ÓÇÂÍÙËÇÌ ÆËàÕËÎ-4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÐËÎÑÍÔË-1,1-ÆË×ÕÑÓÃÖÕ-
2-ÇÐËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ Ô ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÑÏ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÆÄÖÍÓÂÕ-
ÐÞÏ ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÞÏ ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇÏ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÓÂÙÇÏË-
ÚÇÔÍËØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ (+)-162. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÂÕÂÎËÊË-
ÓÖÇÏÞØ ×ÇÓÏÇÐÕÑÏ PPL ÓÇÂÍÙËÌ ÂÙÇÕËÎËÓÑÄÂÐËâ Ë ÅËÆÓÑ-
ÎËÊÂ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ ÑÃÑÅÂÜÇÐÐÑÅÑ ÂÙÇÕÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ
(+)-163 ÖÆÂÎÑÔß ÒÑÄÞÔËÕß ÑÒÕËÚÇÔÍÖá ÚËÔÕÑÕÖ ÅËÆÓÑÍÔË-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ (+)-162 ÆÑ ee 94%.·ËÓÂÎßÐÞÌ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕ
(+)-162, ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐÂ ²³¡, ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÎË ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÑÅÑ 9-[(2S,3S)-40-×ÑÔ×ÑÐÑ-
40,40-ÆË×ÕÑÓ-20,30-ÏÇÕÂÐÑÃÖÕËÎ]ÅÖÂÐËÐÂ (164), âÄÎâáÜÇÅÑÔâ
ËÐÅËÃËÕÑÓÑÏ ×ÑÔ×ÑÓËÎÂÊÞ ÒÖÓËÐÑÄÞØ ÐÖÍÎÇÑÊËÆÑÄ.195

ºËÃÖÌâ Ë ÔÑÂÄÕ.196 ÑÒËÔÂÎË ÔËÐÕÇÊ (ÅËÆÓÑÍÔËÙËÍÎÑÅÇÍÔ-
ÇÐËÎ)ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 165 Ë 166 ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÌ
CuBr ÓÇÂÍÙËÇÌ ÃÓÑÏËÆÂ (ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐËÎ)ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ-
ÙËÐÍÂ Ô ÅËÆÓÑÍÔËÙËÍÎÑÅÇÍÔ-2-ÇÐ-1-ËÎ×ÑÔ×ÂÕÂÏË. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ

165 Ë 166 âÄÎâáÕÔâ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂÏË Ä ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÏ
ÔËÐÕÇÊÇ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ËÐÑÊËÕ×ÑÔ×ÂÕÑÄ.

²ÇÂÍÙËâ ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ë -ÕËÑ×ÑÔ×ËÕÑÄ Ô ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÏË ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎËÆÇÐÖÅÎÇÄÑÆÑÄ 167 ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÏÇÔâÏ
ÂÐÑÏÇÓÑÄ ÊÂÜËÜÇÐÐÞØ ËÊÑÒÓÑÒËÎËÆÇÐÑÄÑÌ ÅÓÖÒÒÑÌ ÅÎËÍÑ-
ÊËÎÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 168a Ë -ÕËÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 168b.197

³ÑÑÃÜÂÎÑÔß 201 Ñ ÔËÐÕÇÊÇ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÐÖÍÎÇÑÕËÆÑÄ 169,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÖá ÅÓÖÒÒÖ, ÍÑÕÑÓÞÇ
âÄÎâáÕÔâ ËÐÅËÃËÕÑÓÂÏË ÑÃÓÂÕÐÑÌ ÕÓÂÐÔÍÓËÒÕÂÊÞ. ³ÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ 169 ÒÑÎÖÚÂÎË ÓÇÂÍÙËÇÌ ÎËÕËÇÄÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÆË×ÕÑÓ-
ÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ Ô ÃÓÑÏËÆÑÏ ÂÐÂÎÑÅÂ ÐÖÍÎÇÑÊËÆÂ 170 Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇÅÑÔâ ÆËà×ËÓÂ.

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ×ÕÑÓ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÞÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ N9-ÃÇÐÊËÎÅÖÂÐËÐÂ 171 Ë 172, ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÔÄÑÌ-
ÔÕÄÂÏË ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ ×ÑÔ×ÑÓËÎÂÊÞ ÒÖÓËÐÑÄÞØ ÐÖÍÎÇÑÊË-
ÆÑÄ.201

8. ¥ÓÖÅËÇ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ

¡ÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÂâ [2,3]-ÔËÅÏÂÕÓÑÒÐÂâ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ £ËÕ-
ÕËÅÂ ØËÓÂÎßÐÞØ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÞØ ÍÂÓÃÂÐËÑÐÑÄ, ÅÇÐÇÓËÓÑÄÂÐÐÞØ
ËÊ ÂÎÎËÎÑÍÔËÏÇÕËÎßÐÞØ Ë ÃÖÕ-2-ÇÐËÎÑÍÔËÏÇÕËÎßÐÞØ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ, ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑ- Ë àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍ-
ÕËÄÐÑÔÕßá.17, 202 ´ÂÍ, ÆÇÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËÇ ÂÎÎËÎ- Ë ÃÖÕ-2-
ÇÐËÎÑÍÔËÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÏËÆÑÄ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÃÖÕËÎÎËÕËâ Ä
´¤¶ÒÓË7708CÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËáÖÔÕÑÌÚËÄÞØ×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÐÞØ ÍÂÓÃÂÐËÑÐÑÄ 173, ÍÑÕÑÓÞÇ ÎÇÅÍÑ ÄÔÕÖÒÂáÕ Ä [2,3]-ÔËÅ-

R1 =Me, Ph, Bn, cyclo-C6H11CH2, CH2=CHCH2; R2 = H, Me.
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N

N
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X = CH2CF2, CHFCF2, (E)-CH=CF, (E)-CH=CH, O(CH2)2CF2.
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ÏÂÕÓÑÒÐÖá ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÖ £ËÕÕËÅÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÇÆËÐ-
ÔÕÄÇÐÐÑÅÑ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÂ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂ 174.17

·ÂÏÏÇÓÛÏËÆÕ 204 ÑÒËÔÂÎ ×ÑÔ×ÂÕ-×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÖá ÒÇÓÇ-
ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÖ, ÒÓÑÕÇÍÂáÜÖá Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÑÄ Ë âÄÎâáÜÖáÔâ ÏÑÆÇÎßÐÑÌ ÓÇÂÍÙËÇÌ ÃËÑÔËÐÕÇÊÂ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÔÑ ÔÄâÊßá P7C.

¤ËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ÒÑÎÖÚÂáÕ ÕÂÍÉÇ ÓÇÂÍÙËÇÌ ØËÓÂÎß-
ÐÞØ àÒÑÍÔËØÂÎÍÑÐÑÄ Ô ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏË. £ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË KF
ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ËÕ ÒÓËÔÑÇÆËÐâÇÕÔâ ÒÓÇÆÒÑÚÕËÕÇÎßÐÑ Í si-ÔÕÇÓÇÑ-
×ÂÔÐÑÌ ÔÕÑÓÑÐÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ àÒÑÍÔËØÂÎÍÑÐÑÄ, ÆÂÄÂâ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ Ô de 50%.205

ºËÃÖÌâ Ë ÔÑÂÄÕ.206 ÔÑÑÃÜËÎË Ñ ÔËÐÕÇÊÇ ÆËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ-
×ÑÐÂÕÑÄ 175 ÓÇÂÍÙËÇÌ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ËÊÑÒÓÑÒËÎËÆÇÐÅÎËÙÇÓ-
ÂÎßÆÇÅËÆÂ Ô ÃËÔ(ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐËÎ)ÏÇÕÂÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÃÖÕËÎÎËÕËâ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÆÇÃÎÑÍËÓÑÄÂÐËÇÏ ÅËÆÓÑÍÔËÎß-
ÐÞØ ÅÓÖÒÒ. ±ÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÆËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 175 ÄÄÑÆËÎË
ÆÂÎÇÇ Ä ÓÇÂÍÙËá ÓÂÆËÍÂÎßÐÑÌ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂ-
ÙËË, ÍÑÕÑÓÂâ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂÏ 176, âÄÎâáÜËÏÔâ
ÂÐÂÎÑÅÂÏË 2-ÆÇÊÑÍÔËÓËÃÑÊËÎ-3-×ÑÔ×ÂÕÑÄ, ÔÑ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá de 76 ë 92%.

²ÇÂÍÙËâ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÃËÔ(ÆËÂÎÍËÎÂÏËÆÑ)×ÑÔ×Ë-
ÕÑÄ ÎËÕËâ Ô 1,2-àÒÑÍÔËÃÖÕÂÐÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá
ÅËÆÓÑÍÔËÃÖÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÏËÆÑÄ 177 Ô ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá, ÐÇ ÒÓÇÄÞÛÂáÜÇÌ 33%. £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ØËÓÂÎßÐÞØ

àÒÑÍÔËÆÑÄ 178 Ô ÂØËÓÂÎßÐÞÏ ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ËÕÑÏ ÎËÕËâ ÕÂÍÉÇ
ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÐËÊÍÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá.118

¢ÑÎßÛÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ ÖÆÇÎâÇÕÔâ ÔËÐÕÇÊÖ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍË
ÂÍÕËÄÐÞØ ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ.207¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÓÇÂÍÙËÇÌ
®ËØÂàÎËÔÂ ë¢ÇÍÍÇÓÂ ÏÇÕËÎÇÐÔÖÎß×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÆËÂÎÍËÎ×ÑÔ×Ë-
ÕÂÏË ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÐÖÍÎÇÑÊËÆÏÇÕËÎÇÐÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÞ, ÚÂÔÕß ËÊ ÍÑÕÑÓÞØ ÒÓÑâÄËÎÂ ÄÞÔÑÍÖá ÒÓÑÕËÄÑÄËÓÖÔÐÖá
ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.208 ²ÇÂÍÙËâ Ò-ÕÑÎËÎ-[1-(ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐËÎ)ÄËÐËÎ]-
ÔÖÎß×ÑÍÔËÆÂ Ô àÕËÎ(ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÖÓÂÐËÎËÆÇÐ)ÂÙÇÕÂÕÑÏ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá (1S,2S)-1-ÆËàÕËÎ×ÑÔ×ÑÐËÎ-2-àÕÑÍ-
ÔËÍÂÓÃÑÐËÎÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-Ò-ÕÑÎËÎÔÖÎß×ÑÍÔËÆÂ, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓÇ-
ÄÓÂÜÂáÕ Ä ÑÒÕËÚÇÔÍË ÚËÔÕÞÌ 2-ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËÌ ÔÑÃÑÌ ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÑ
ÊÂÕÓÖÆÐÇÐÐÞÌ ÂÐÂÎÑÅ ÒÓÑÕËÄÑÄËÓÖÔÐÞØ ÒÖÓËÐÑÄÞØ ÐÖÍÎÇÑ-
ÕËÆÑÄ.209

¤ËÆÓÑÍÔËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÊÂÏÇÜÂáÕ
ÐÂ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÖ ÓÇÂÍÙËÇÌ ®ËÙÖÐÑÃÖ.210 (S)-(+)- Ë (R)-(7)-
¥ËËÊÑÒÓÑÒËÎ-1-ÅËÆÓÑÍÔËÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, ÍÑ-
ÕÑÓÞÇ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÍËÐÇÕËÚÇÔÍËÏ ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇÏ ÓÂÙÇÏË-
ÚÇÔÍÑÌ ÔÏÇÔË Ô ÒÑÏÑÜßá ÎËÒÂÊÞ AP6, ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÓÇÂÍ-
ÙËÇÌ®ËÙÖÐÑÃÖ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ (S)-(+)- Ë
(R)-(7)-a-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ Ô ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ
ÚËÔÕÑÕÑÌ ÐÇ ÐËÉÇ 90%. ©ÂÏÇÐÂ ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÑÌ ÐÂ ÂÏËÐÑ-
ÅÓÖÒÒÖ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ËÐÄÇÓÔËÇÌ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË.

1-¡ÏËÐÑ-2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 179,
âÄÎâáÜËÇÔâ ËÊÑÔÕÇÓËÚÇÔÍËÏË ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË
ÂÍÕËÄÐÞØ Ë ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÔËÐÕÇÊËÓÖáÕ ÂÔËÏÏÇÕÓË-
ÚÇÔÍÑÌ ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ô ËÊÑÙËÂÐÑÏÇ-
ÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÂÏË 180. ²ÇÂÍÙËá ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÕ ØËÓÂÎßÐÞÌ
ÍÑÏÒÎÇÍÔ ÊÑÎÑÕÂ Ô ×ÇÓÓÑÙÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐÑÄÞÏ ÎËÅÂÐÆÑÏ 181.
°ÒÕËÚÇÔÍÂâ ÚËÔÕÑÕÂ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÓÇÂÍÙËË ÆÑÔÕËÅÂÇÕ
ee 88 ë 96%.211

R1 = R2 =H; R1 =Me, R2 = H; R1 = H, R2 =Me.
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R= SiPh2But, SiMe2But; NBS Ð N-ÃÓÑÏÔÖÍÙËÐËÏËÆ.
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¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 212 ÑÒËÔÂÎË ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÂÓËÎËÓÑ-
ÄÂÐËÇ ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÎËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ë ÒÓËÏÇÐËÎË àÕÖ ÓÇÂÍÙËá
ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ (S)-(+)-ÂÓËÎÕÖÓÏÑÓÇÐÂ 182.

²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐ 213 ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍËÌ ÔËÐÕÇÊ (1S,2R)-ÆË-
×ÇÐËÎ-1,2,3-ÕÓËÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ËÐÑÍÔËÆÑÄ, âÄÎâáÜËØ-
Ôâ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏË ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÑÕÍÓÞÕÑÌ ×ÑÓÏÞ D-àÓËÕÓÑÊÞ.

³ËÎËÎ×ÑÔ×ËÐÞ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ØËÓÂÎßÐÞÏË ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ô
ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá, ÆÂÄÂâ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ
ÊÂÜËÜÇÐÐÞÇ a-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ËÐÞ 183. £ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ
ÔÎÖÚÂâØ ÆÎâ ÒÑÄÞÛÇÐËâ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÞ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÃÑÓÂÐÑÄÞØ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ. ³ ÒÑÏÑÜßá ÆÂÐÐÑÌ
ÓÇÂÍÙËË ÕÂÍÉÇ ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ë ÄÞÆÇÎÇÐÞ Ä ÄËÆÇ ÃÑÓÂÐÑÄÞØ
ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ ÃËÔ(ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ)×ÑÔ×ËÐÞ.213 ë 215

¬ÑÏÒÎÇÍÔÞ ÍÑÃÂÎßÕÂ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ Ä ÓÇÂÍÙËË ²Ç×ÑÓ-
ÏÂÕÔÍÑÅÑ a-ÅÂÎÑÅÇÐ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÍÇÕÑÐÂÏË Ë ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË
ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞØ b-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ.216

III. °ÒÓÇÆÇÎÇÐËÇ ÂÃÔÑÎáÕÐÑÌ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ
¥Îâ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑÌ ÚËÔÕÑÕÞ ÆËÂÎÍËÎ-1-ÅËÆÓÑÍ-
ÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÚÂÔÕÑ ÒÓËÏÇÐâáÕ ÏÑÆË×ËÍÂ-
ÙËá ØËÓÂÎßÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË, ÒÓËÄÑÆâÜÖá Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ. £ ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÓÂÃÑÕ ÆÎâ
ÏÑÆË×ËÍÂÙËË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ àÕÇÓË×ËÍÂ-
ÙËá ÍËÔÎÑÕÑÌ ®ÑÛÇÓÂ 184,217 ë 219 à×ËÓÂÏË ÍÂÏ×ÑÓÐÑÌ,220

ÏËÐÆÂÎßÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 185,221 ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË,222, 223 ÆËÂÊÂ-
×ÑÔ×ÑÎËÆËÐÑÄÞÏË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË.224 ·ÎÑÓËÆÞ (S)-ÐÂÒÓÑÍ-
ÔÇÐÂ1 (186) Ë (S)-ËÃÖÒÓÑ×ÇÐÂ1 (187) âÄÎâáÕÔâ ÖÆÑÃÐÞÏË
ØËÓÂÎßÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË ÆÎâ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑÌ
ÚËÔÕÑÕÞ 1-ÅËÆÓÑÍÔË- Ë 2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÒÑ-
ÏÑÜßá ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 31P.219 ªÔÒÑÎßÊÖáÕ ÕÂÍÉÇ ÔÒÇÍÕ-
ÓÑÔÍÑÒËá Á®² 1H ØËÓÂÎßÐÞØ 1-(1-ÐÂ×ÕËÎ)àÕËÎÂÏÏÑÐËÇÄÞØ
ÔÑÎÇÌ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ,225 Á®² Ä ØËÓÂÎßÐÞØ
ÔÓÇÆÂØ, ¤¨· ÐÂ ÍÂÒËÎÎâÓÐÞØ ÍÑÎÑÐÍÂØ Ô ØËÓÂÎßÐÞÏË ÔÑÓ-
ÃÇÐÕÂÏË 146 Ë ÆÓ.226, 227

µÆÑÃÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËâ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ ÚËÔÕÑÕÞ Ë
ÂÃÔÑÎáÕÐÑÌ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ËØ
àÕÇÓË×ËÍÂÙËâ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ ®ÑÛÇÓÂ
184.217 ë 219 ¥ËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÞ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ à×ËÓÑÄ ÏÑÅÖÕ
ÃÞÕß ÒÓÑÂÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÞ Ô ÒÑÏÑÜßá ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®²
1¯, 19F Ë 31P. ³ËÅÐÂÎÞ ÂÕÑÏÑÄ P Ä ÔÒÇÍÕÓÂØ Á®² 31P à×ËÓÑÄ
(S)-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 188 ÑÃÞÚÐÑ ÐÂØÑÆâÕÔâ Ä ÃÑÎÇÇ ÔÎÂ-
ÃÑÏ ÒÑÎÇ ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÔËÅÐÂÎÂÏË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ (R)-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 189 (ÕÂÃÎ. 1). ¿ÕÑ
ÑÃÝâÔÐâÇÕÔâ àÍÓÂÐËÓÑÄÂÐËÇÏ ÂÕÑÏÂ ×ÑÔ×ÑÓÂ Ä à×ËÓÇ (R)-189

R1 = Ph, Pri, 3,4-OCH2OC6H3; R2 = Et, Ph;

R1CHO+ (R2O)2P(O)CH2N

180

179

P(O)(OH)2
R1

OH

NH2

O N

P(O)(OR2)2R1

ee 88 ± 96%

L* = (181).
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N(Me)(CH2)2N

MeH
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[Au(I)L*]
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O

O

O

OMe

(MeO)2P R

OH

O
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(MeO)2P R

OH

O
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O R

Me182

Me

Me

Ph2PSiMe3 + O

O

Me
Me

O

O

O
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Me

OSiMe3
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ee 90%
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Ph2P OH
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OHO

P
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P
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Ph R2

OSiMe3

H

183 (ee 90 ± 96%)

R2 = H2N , .

R1 = Ph, Me3Si;

CH

CH2Pri

H2N CH
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P
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H
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P
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ee*100%
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O
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H
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×ÇÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÑÌ. ©ÐÂÚËÕÇÎßÐÂâ ÓÂÊÐËÙÂ Ä ØËÏËÚÇÔÍËØ
ÔÆÄËÅÂØ dP (0.40 ë 1.09 Ï.Æ.) ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÐÂÆÇÉÐÑ ÑÒÓÇÆÇÎâÕß
ÂÃÔÑÎáÕÐÞÇ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ.

¬ÑÊÎÑÄÔÍË Ë ÔÑÂÄÕ.221 ÑÒÓÇÆÇÎâÎË àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÖá
ÚËÔÕÑÕÖ Ë ÂÃÔÑÎáÕÐÖá ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂ-
ÕÑÄ, ËÔÒÑÎßÊÖâ àÕÇÓË×ËÍÂÙËáÏËÐÆÂÎßÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ. ³ÏÇÜÇ-
ÐËÇ ÔËÅÐÂÎÑÄ ÒÓÑÕÑÐÑÄ ÏÇÕËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ Ä ÔÒÇÍÕÓÂØ Á®² 1¯
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 190 Ë 191 Ä ÔËÎßÐÑÇ ËÎË ÔÎÂÃÑÇ ÒÑÎÇ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ
ÓÂÔÒÑÎÑÉÇÐËâ ×ÇÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÂØ Ë ÇÇ àÍÓÂÐË-
ÓÖáÜÇÅÑ à××ÇÍÕÂ. ¡ÃÔÑÎáÕÐÂâ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
190 Ë 191 ÃÞÎÂ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑ ÆÑÍÂÊÂÐÂ ÒÓË ÒÑÏÑÜË ÓÇÐÕ-
ÅÇÐÑÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ ÂÐÂÎËÊÂ.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 228 ÓÂÊÆÇÎâÎË a-ÂÓËÎ-a-ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎ-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ÒÓË ÒÑÏÑÜË £¿¨· ÐÂ ØËÓÂÎßÐÞØ ÐÑÔËÕÇÎâØ.
¢ÞÎÑ ÑÕÏÇÚÇÐÑ, ÚÕÑ (R)-(+)-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ÖÆÇÓÉË-
ÄÂáÕÔâ ØËÓÂÎßÐÑÌ ÔÕÂÙËÑÐÂÓÐÑÌ ×ÂÊÑÌ (3R,4S)-WHELK-01
ÔËÎßÐÇÇ, ÚÇÏ (S)-(7)-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ. ¿ÕÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃÑÎÇÇ ÒÓÑÚÐÑÌ ÄÑÆÑÓÑÆÐÑÌ ÔÄâÊË ÏÇÉÆÖ ÂÕÑ-

ÏÑÏ ÍËÔÎÑÓÑÆÂ ÅÓÖÒÒÞ P=O Ë ÂÕÑÏÑÏ ÄÑÆÑÓÑÆÂ ÂÏËÆÐÑÌ
ÅÓÖÒÒÞNH Ä ÔÎÖÚÂÇ (R)-ËÊÑÏÇÓÑÄ, ÚÇÏ ÏÇÉÆÖ ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÑÌ
Ë NH-ÅÓÖÒÒÂÏË Ä ÔÎÖÚÂÇ (S)-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ.

¡ÃÔÑÎáÕÐÖá ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÑÒÓÇ-
ÆÇÎâáÕ ÕÂÍÉÇ Ô ÒÑÏÑÜßá ÔÒÇÍÕÓÑÄ ÍÓÖÅÑÄÑÅÑ ÆËØÓÑ-
ËÊÏÂ.92, 114, 178 ¯ÂÒÓËÏÇÓ, µËÐÃÇÓÅ Ë ÔÑÕÓ.92 Ô ÒÑÏÑÜßá
ÔÒÇÍÕÓÑÄ ¬¥ ÖÔÕÂÐÑÄËÎË ÂÃÔÑÎáÕÐÖá ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá ÓâÆÂ
ØËÓÂÎßÐÞØ a-ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ 192. ¿ÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ, ËÏÇá-
ÜËÇ (S)-ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá, ÒÑÍÂÊÞÄÂáÕ ÑÕÓËÙÂÕÇÎßÐÞÌ à××ÇÍÕ
¬ÑÕÕÑÐÂ ÒÓË 225 ÐÏ.

«ÑÍÑÏÂÕÔÖ Ë ÔÑÕÓ.114 Ô ÒÑÏÑÜßá ÔÒÇÍÕÓÑÄ ¬¥ ÑÒÓÇÆÇ-
ÎËÎË ÂÃÔÑÎáÕÐÖá ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá 1,2-ÆËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂ-
ÕÑÄ 91. ¢ÞÎÑ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ a,b-ÆËÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ,
ËÏÇáÜËÇ (1S,2S)-ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá, ÒÑÍÂÊÞÄÂáÕ ÒÑÎÑÉËÕÇÎß-
ÐÞÌ à××ÇÍÕ ¬ÑÕÕÑÐÂ ÒÓË 210 ë 230 ÐÏ, ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ (1R,2R)-
ËÊÑÏÇÓÞ ÒÓË àÕËØ ÆÎËÐÂØ ÄÑÎÐ ÒÓÑâÄÎâáÕ ÑÕÓËÙÂÕÇÎßÐÞÌ
à××ÇÍÕ ¬ÑÕÕÑÐÂ.

¥Îâ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑÅÑ ÔÑÔÕÂÄÂ ÅËÆÓÑÍÔË-
×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËá Á®² Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ØËÐËÐÂ, ÍÑÕÑÓÞÌ âÄÎâÇÕÔâ à××ÇÍÕËÄÐÞÏ ØËÓÂÎßÐÞÏ ÔÑÎßÄÂ-
ÕËÓÖáÜËÏ ÂÅÇÐÕÑÏ. ¿ÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ
ÎÇÅÍÑ ÓÂÔÒÑÊÐÂáÕÔâ Ô ÒÑÏÑÜßá ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 1H Ë
31² (ÔÏ.227, 229, 230). ©ÂÏÇÐÂ ØËÐËÐÂ ÐÂ ÃÓÖÙËÐ, ÙËÐØÑÐËÐ, à×ÇÆ-
ÓËÐ ËÎË 1-×ÇÐËÎàÕËÎÂÏËÐ ÐÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÓÂÊÆÇÎÇÐËá ÔËÅÐÂ-
ÎÑÄ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÑÄ Ä ÔÒÇÍÕÓÂØ Á®² 31P 1-ÅËÆÓÑÍÔË- Ë
2-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ.

¥ÓÖÅËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑÅÑ ÔÑÔÕÂÄÂ
ØËÓÂÎßÐÞØ 1-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ âÄÎâÇÕÔâ
ËÊÖÚÇÐËÇ Ô ÒÑÏÑÜßá ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² 31P ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓ-
ÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË àÕËØ
ÍËÔÎÑÕ Ô N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË L-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË.222

µÆÑÃÐÞÏ ÓÇÂÅÇÐÕÑÏ ÆÎâ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËâ àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑÅÑ
ÔÑÔÕÂÄÂ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ (ÕÂÍ ÉÇ ÍÂÍ ÂÏËÐÑÄ, ÂÏËÐÑ-
ÍËÔÎÑÕ Ë ÔÒËÓÕÑÄ) âÄÎâÇÕÔâ ÆËÏÇÐÕËÎØÎÑÓ×ÑÔ×ËÕ 193.231

±ÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÐËÏ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÔËÎßÐÑ ÓÂÊÎËÚÂáÕÔâ ÒÑ
ÄÇÎËÚËÐÇ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÔÆÄËÅÑÄ dP, ÒÑàÕÑÏÖ ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÔÕÇ-
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´ÂÃÎËÙÂ 1. ·ËÏËÚÇÔÍËÇ ÔÆÄËÅË ÔËÅÐÂÎÑÄ ÂÕÑÏÑÄ ×ÑÔ×ÑÓÂ (dP) Ä
ÔÒÇÍÕÓÂØ Á®² 31P à×ËÓÑÄ ®ÑÛÇÓÂ.217 ë 219

¿×ËÓ ®ÑÛÇÓÂ dP, Ï.Æ., Ä ÔÒÇÍÕÓÇ Dd =

R1 R2 (S)-ËÊÑÏÇÓÂ (R)-ËÊÑÏÇÓÂ
=d(S)7d(R)

Et Me 22.21 21.77 0.44
Pri Et 19.33 18.93 0.40
n-C5H11 Et 19.90 19.43 0.47
BnCH2 Pri 17.42 17.01 0.41
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ÓÇÑÏÇÓÑÄ ÏÑÉÐÑ ÎÇÅÍÑ ÑÒÓÇÆÇÎËÕß Ô ÒÑÏÑÜßá ËÐÕÇÅÓËÓÑÄÂ-
ÐËâ ËÐÕÇÐÔËÄÐÑÔÕÇÌ ÔËÅÐÂÎÑÄ Ä ÔÒÇÍÕÓÂØ Á®² 31².

IV. ¢ËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ
¢ÖÆÖÚË ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏË ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÅËÆÓÑÍÔËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ, Ö ÍÑÕÑÓÞØ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ ÊÂÏÇÜÇÐÂ ÐÂ ×ÑÔ×Ñ-
ÐÂÕÐÖá,2 ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ ÆÇÌÔÕÄÖáÕ ÍÂÍ ËØ
ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÞ, ÍÑÐÍÖÓËÓÖâ ÔÑ ÔÄÑËÏË ÍÂÓÃÑÍÔËÎÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË
ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÊÂ ÂÍÕËÄÐÞÇ ÙÇÐÕÓÞ ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ Ë ÓÇÙÇÒÕÑÓÞ
ÍÎÇÕÑÍ.232 ë 236 ³ÕÓÖÍÕÖÓÐÞÇ ÓÂÊÎËÚËâ ÏÇÉÆÖ ÅÓÖÒÒÂÏË
CO2H Ë P(O)(OH)2 ÐÇ ÒÓÇÒâÕÔÕÄÖáÕ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÏ
ÍËÔÎÑÕÂÏ ÔÎÖÉËÕß ÔÖÃÔÕÓÂÕÂÏË ÕÇØ ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ, Ô ÍÑÕÑÓÞÏË
ÑÃÞÚÐÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖáÕ ÅËÆÓÑÍÔËÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ.
´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ ËÐÅËÃËÓÖáÕ
×ÇÓÏÇÐÕÞ, ÖÚÂÔÕÄÖáÜËÇ Ä ÏÇÕÂÃÑÎËÊÏÇ ÅËÆÓÑÍÔËÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞØ ÍËÔÎÑÕ, ÄÎËââ ÐÂ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑÙÇÔÔÞ Ä
ÍÎÇÕÍÇ.237 °ÐË ÒÓÑâÄÎâáÕ ÔÇÃâ ÍÂÍ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞÇ
ÂÅÇÐÕÞ, ÐÇÌÓÑÂÍÕËÄÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÇ ÒÓÇ-
ÒÂÓÂÕÞ Ë Õ.Æ.71, 72, 238 ±ÑàÕÑÏÖ ËÊÖÚÇÐËÇ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕÔâ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏ
ÆÎâ ÓÂÊÓÂÃÑÕÍË ÐÑÄÞØ ÃËÑÓÇÅÖÎâÕÑÓÑÄ Ë ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ
ÄÇÜÇÔÕÄ.238 ë 246

±ÂÕÇÎß Ë ÔÑÕÓ.8 ÑÃÐÂÓÖÉËÎË, ÚÕÑ×ÑÔ×ÑÐÑÒÇÒÕËÆÞ 31a ë g,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ Ö a-ÂÕÑÏÂ ÖÅÎÇÓÑÆÂ, ÒÓÑ-
âÄÎâáÕ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ ÒÓÑÕÇÑÎËÕËÚÇÔÍÑÅÑ ×ÇÓÏÇÐÕÂ
ÓÇÐËÐÂ, ÑÃÎÂÆÂáÜÇÅÑ ÂÐÅËÑÕÇÐÊËÐÑÅÇÐÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
(ÕÂÃÎ. 2). ¡ÐÅËÑÕÇÐÊËÐ âÄÎâÇÕÔâ ÏÑÜÐÞÏ ÑÍÕÂÒÇÒÕËÆÐÞÏ
ÃËÑÓÇÅÖÎâÕÑÓÑÏ, ÒÓÑâÄÎâáÜËÏ ÔÑÔÖÆÑÔÖÉËÄÂáÜËÇ ÔÄÑÌ-
ÔÕÄÂ Ë ÒÑÄÞÛÂáÜËÏ ÍÓÑÄâÐÑÇ ÆÂÄÎÇÐËÇ. ¢ÞÎÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ,
ÚÕÑ ÆÎâ ÆÑÔÕËÉÇÐËâ ÄÞÔÑÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 31a ë g
ÐÇÑÃØÑÆËÏÑ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËÇ ÒÑ ÍÓÂÌÐÇÌ ÏÇÓÇ ÑÆÐÑÌ ÂÎÍÑÍÔËÎß-
ÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ö ÂÕÑÏÂ ×ÑÔ×ÑÓÂ.

¥ÇÎÎÂÓËÂ Ë ÔÑÕÓ.242 ÔÑÑÃÜËÎË ÑÃ ËÐÅËÃËÕÑÓÂØ ÓÇÐËÐÂ
194a ë f (ÕÂÃÎ. 2), âÄÎâáÜËØÔâ ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÞÏË ÂÐÂÎÑÅÂÏË
ÒÓËÓÑÆÐÑÅÑ ÔÖÃÔÕÓÂÕÂ ÓÇÐËÐÂ 195. ±ÔÇÄÆÑÒÇÒÕËÆÞ 194a ë e

(R3=Im) ÔÑÆÇÓÉÂÕ ÍÂÍ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ÒÓËÓÑÆÐÑÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞPhe8-
His9, ÕÂÍ Ë ÐÑÄÞÌ ×ÑÔ×ÑÔÕÂÕËÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ, ÐÂÎËÚËÇ ÍÑÕÑ-
ÓÑÅÑ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 130-ÍÓÂÕÐÑÏÖ ÒÑÄÞÛÇÐËá ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÌ 194 ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÒÓËÓÑÆÐÞÏ ÔÖÃÔÕÓÂÕÑÏ 195.

¡ÐÂÎÑÅ N-ÒÂÎßÏËÕÑËÎÔ×ËÐÅÑÊËÐ-1-×ÑÔ×ÂÕÂ 196, ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËÌ ÅËÆÓÑÎËÕËÚÇÔÍË ÖÔÕÑÌÚËÄÞÌ ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ-
×ÑÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ, âÄÎâÇÕÔâ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÏ Ô×ËÐÅÑÏËÇÎËÐ-
aÊÞ (ª¬50=3.3 ÏÍÏÑÎß . Î71),240 ÒÑ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÐÇ ÖÔÕÖÒÂá-
ÜËÏ ÔØË×ÑÔÕÂÕËÐÖ ì ÔÂÏÑÏÖ ÏÑÜÐÑÏÖ ËÊ ËÊÄÇÔÕÐÞØ
ÐËÊÍÑÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ àÕÑÅÑ ×ÇÓÏÇÐÕÂ. ³ÑÇÆËÐÇ-
ÐËÇ 197 ÐÇÍÑÐÍÖÓÇÐÕÐÑ ËÐÅËÃËÓÖÇÕ ÐÇÌÕÓÂÎßÐÖá Ô×ËÐÅÑÏËÇ-
ÎËÐaÊÖ Ä ÏËÍÓÑÔÑÏÂØ ÏÑÊÅÂ ÃÞÍÂ, ÒÑÍÂÊÞÄÂâ ª¬50=
400 ÏÍÏÑÎß . Î71 (ÔÏ.246). ¶ÑÔ×ÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ 197 ÒÓÇÆÑÕ-
ÄÓÂÜÂÇÕ ÆÇÌÔÕÄËÇ ×ÂÍÕÑÓÂ ÐÇÍÓÑÊÂ ÑÒÖØÑÎÇÌ TNF-a, ÄÞÊÞÄÂâ
ÅËÃÇÎß ÐÇÌÓÑÐÑÄ PC 12 ÒÓË ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËË 0.1 ÏÍÏÑÎß . Î71.

¯ÇÍÑÐÍÖÓÇÐÕÐÞÇ ËÐÅËÃËÕÑÓÞ Ô×ËÐÅÑÏËÇÎËÐaÊÞ ÑÒËÔÂÐÞ
ÕÂÍÉÇ Ä ÓÂÃÑÕÇ 228.

¶ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 198 Ë 199 ËÐÅËÃËÓÖáÕ ×ÑÔ×ÑÒÓÑ-
ÕÇËÐÕËÓÑÊËÐ×ÑÔ×ÂÕÂÊÖ (²TP-1B) ÚÇÎÑÄÇÍÂ, ÒÓÑâÄÎââ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß, ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÖá ª¬50=57.9 ë 718.1 ÐÏÑÎß . Î71

(ÔÏ.238, 244 ë 246). ¶ÑÔ×ÑÒÓÑÕÇËÐÕËÓÑÊËÐ×ÑÔ×ÂÕÂÊÂ ÍÂÕÂÎËÊË-
ÓÖÇÕ ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇ ×ÑÔ×ÂÕÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÑÕ ÑÔÕÂÕÍÂ ÕËÓÑÊËÐÂ Ä
ÏÑÎÇÍÖÎÂØ ×ÑÔ×ÑÓËÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÃÇÎÍÑÄ Ë ×ÇÓÏÇÐÕÑÄ, ÕÇÏ
ÔÂÏÞÏ ËÐÂÍÕËÄËÓÖâ ËØ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 198 Ë 199, ËÐÅËÃËÓÖâ
ÆÇ×ÑÔ×ÑÓËÎËÓÑÄÂÐËÇ ×ÂÍÕÑÓÂ ÓÑÔÕÂ VEGFR (vein endothe-
lium growth factor), ËÐÆÖÙËÓÖáÕ ÃÞÔÕÓÑÇ ÆÇÎÇÐËÇ àÐÆÑÕÇÎË-
ÂÎßÐÞØ ÍÎÇÕÑÍ ÄÇÐÞ ÒÖÒÑÄËÐÞ ÚÇÎÑÄÇÍÂ.244 £ÄÇÆÇÐËÇ Ä ÏÑÎÇ-
ÍÖÎÖ ×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÄÕÑÓÑÅÑ ÆË×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÑ-
ÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÒÑÄÞÛÂÇÕ ËÐÅËÃËÓÖáÜÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.247
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´ÂÃÎËÙÂ 2. £ÎËâÐËÇ ÔÕÓÑÇÐËâ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÂØ ×ÑÔ×ÑÐÑÒÇÒ-
ÕËÆÑÄ 31 Ë 194 ÐÂ ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËá 50%-ÐÑÅÑ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ (ª¬50)
×ÇÓÏÇÐÕÂ ÓÇÐËÐÂ.8, 242

³ÑÇÆË- R1 R2 R3 R4 ª¬50,
ÐÇÐËÇ a ÐÏÑÎß .Î71

31a OEt OEt Pri ButO 28�3
31b OEt OEt Pri cyclo-C5H9 38�8
31c OMe OMe Pri ButO 10�1
31d OMe OMe Pri cyclo-C5H9 16�1
31e OMe OMe Pri H2N(CH2)5 31�4

31f OMe OMe Pri 8.5�1.4

31g OMe OMe Im b 41�14

194a (2R) OMe OMe Im ButO 39
194a (2S) OMe OMe Im ButO 90
194b OEt OEt Im ButO 72
194c OMe OMe Im ButCH2 47
194d OMe OMe Im EtO 50
194e O(CH2)2O Im ButO 80
194f OMe OMe Pri ButO 20

a ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 31a ë g ËÏÇáÕ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá (2S), ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
194b ë fì ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËá (2R); b Im ì ËÏËÆÂÊÑÎËÎ.
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ªÐÅËÃËÕÑÓÞ ÒÓÑÕÇËÐÕËÓÑÊËÐ×ÑÔ×ÂÕÂÊÞ ÒÓÑâÄÎâáÕ ×ÂÓÏÂ-
ÍÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË ÓâÆÂ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ.108, 247

ºËÃÖÌâ Ë ÔÑÕÓ.195 ÔÑÑÃÜËÎË, ÚÕÑ ÒÖÓËÐÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 200 ë 202 ËÐÅËÃËÓÖáÕ ÒÖÓËÐÐÖÍÎÇÑÊËÆ-
×ÑÔ×ÑÓËÎÂÊÖ (PNP). ªÐÅËÃËÕÑÓÞ PNP âÄÎâáÕÔâ à××ÇÍÕËÄ-
ÐÞÏË ÒÓË ÎÇÚÇÐËË ÒÓÑÎË×ÇÓÂÕËÄÐÞØ ÃÑÎÇÊÐÇÌ (ÎÇÌÍÇÏËË
T-ÍÎÇÕÑÍ, ÒÑÆÂÅÓÞ, ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÕËÒÑÄ ÏÂÎâÓËË). £ÄÇÆÇÐËÇ Ä
ÔÑÔÕÂÄ N-ÂÎÍËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÂ, ÑÅÓÂÐËÚËÄÂáÜÇÅÑ ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÖá ÒÑÆÄËÉÐÑÔÕß
ÏÑÎÇÍÖÎÞ, ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÖÔËÎÇÐËá ËÐÅËÃËÓÖáÜÇÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ´ÂÍ, ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 202 ÑÃÎÂÆÂÇÕ Ä 2400 ÓÂÊ ÃÑÎÇÇ
ÄÞÔÑÍÑÌ ËÐÅËÃËÓÖáÜÇÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í PNP,
ÚÇÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 200.195 ©ÂÏÇÐÂ ÅÖÂÐËÐÑÄÑÅÑ ÑÔÕÂÕÍÂ ÐÂ ÅËÒÑ-
ÍÔÂÐÕËÐÑÄÞÌ ÕÂÍÉÇ ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕ ËÐÅËÃËÓÖáÜÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ.

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ N9-ÅÖÂÐËÎÃÇÐÊËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
203 ë 205 ÂÍÕËÄÐÑ ËÐÅËÃËÓÖáÕ PNP, ÄÞÆÇÎÇÐÐÖá ËÊ ÔÇÎÇÊÇÐÍË
ÕÇÎÇÐÍÂ ËÎË àÓËÕÓÑÙËÕÑÄ ÚÇÎÑÄÇÍÂ. ±ÓË àÕÑÏ ×ÕÑÓÔÑÆÇÓÉÂ-
ÜËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÞ, ÚÇÏ ËØ ÐÇ×ÕÑÓËÓÑÄÂÐÐÞÇ
ÂÐÂÎÑÅË.207

¥Ë×ÕÑÓÏÇÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ 158 ÒÓÑâÄÎâáÕ ÔÄÑÌÔÕÄÂ à××ÇÍ-
ÕËÄÐÞØ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÄ ÂÔÒÂÓÕÂÕ-b-ÒÑÎÖÂÎßÆÇÅËÆÆÇÅËÆÓÑ-
ÅÇÐÂÊÞ (ASA-DH), ÄÞÆÇÎÇÐÐÑÌ ËÊ Escherichia coli.203

³ÓÇÆË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ
ÐÂÌÆÇÐÞ ËÐÕÇÓÇÔÐÞÇ ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞÇ Ë ÒÓÑÕËÄÑÄËÓÖÔÐÞÇ
ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ,248 ë 250 ÑÆÐËÏ ËÊ ÍÑÕÑÓÞØ âÄÎâÇÕÔâ (1R,2S)-(7)-
l,2-àÒÑÍÔËÒÓÑÒËÎ×ÑÔ×ÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (×ÑÔ×ÑÏËÙËÐ, 42),
ÄÞÆÇÎÇÐÐÂâ ËÊ ÍÖÎßÕÖÓÂÎßÐÑÌ ÔÓÇÆÞ Streptomyces fradiae ËÎË
Pseudomonas syringae.1

¶ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 206 Ë 207 âÄÎâáÕÔâ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏË
ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÔÖÃÔÕÓÂÕÂ ÂÎßÆÑÎÂÊÞ 249 ì ×ÇÓÏÇÐÕÂ, ÍÂÕÂÎËÊË-
ÓÖáÜÇÅÑ ÒÓÑÕÇÍÂáÜÇÇ Ä ÒÇÚÇÐË ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËÇ ×ÓÖÍÕÑÊËÎ-
1-×ÑÔ×ÂÕÂ ÐÂ D-ÅÎËÙÇÓÂÎßÆÇÅËÆ Ë ÆËÅËÆÓÑÍÔËÂÙÇÕÑÐ×ÑÔ×ÂÕ
(DHAP).

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÑÔÕÂÕÍË
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ, ÒÓÑâÄÎâáÕ ÄÞÔÑÍÖá ÒÓÑÕË-
ÄÑÑÔÒÇÐÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ä àÒËÕÇÎËÂÎßÐÞØ ÍÎÇÕÍÂØ Ë ÑÓÅÂÐÑ-
ÕËÒËÚÇÔÍËØ ÍÖÎßÕÖÓÂØ.250 ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÞÏË ÔÓÇÆË
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ àÕÑÅÑ ÕËÒÂ âÄÎâáÕÔâ 9-(S)-(3-ÅËÆÓÑÍÔË-2-×ÑÔ×Ñ-
ÐÑÏÇÕÑÍÔËÒÓÑÒËÎ)ÂÆÇÐËÐ ((S)-HPMPA, 208), 9-(S)-(3-
ÅËÆÓÑÍÔË-2-×ÑÔ×ÑÐÑÏÇÕÑÍÔËÒÓÑÒËÎ)-2,6-ÆËÂÏËÐÑÒÖÓËÐ Ë
1-(R)-(3-ÅËÆÓÑÍÔË-2-×ÑÔ×ÑÐÑÏÇÕÑÍÔËÒÓÑÒËÎ)ÙËÕÑÊËÐ ((R)-
HPMPC, 209), ËÊÄÇÔÕÐÞÌ ÍÂÍ ÒÓÇÒÂÓÂÕ ÙËÆÑ×ÑÄËÓ, ÍÑÕÑÓÞÌ
à××ÇÍÕËÄÇÐ ÒÓÑÕËÄ ÙËÕÑÏÇÅÂÎÑÄËÓÖÔÑÄ ÚÇÎÑÄÇÍÂ Ë ÄËÓÖÔÑÄ
ÑÔÒÞ.

¯Â ÑÔÐÑÄÇ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÔÑÊÆÂÐÞ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞÇ
ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ.251 ë 258 ¡ÐÂÎÑÅË ÐÖÍÎÇÑÊËÆ-
×ÑÔ×ÂÕÑÄ 210 ÑÃÎÂÆÂáÕ ÄÞÔÑÍÑÌ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá ÐÂ ÐÇÔÍÑÎßÍËØ ÎËÐËâØ ÓÂÍÑÄÞØ ÍÎÇÕÑÍ ÚÇÎÑÄÇÍÂ.253

¤ËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 211 ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÞ ÍÂÍ ËÐÅËÃË-
ÕÑÓÞ ×ÑÔ×ÑÒÓÑÕÇËÐÕËÓÑÊËÐ×ÑÔ×ÂÕÂÊÞ CD 45, ËÅÓÂáÜÇÌ
ÄÂÉÐÖá ÓÑÎß Ä ËÐÂÍÕËÄÂÙËË ÃÇÎÍÑÄÞØ ×ÂÍÕÑÓÑÄ ÓÑÔÕÂ Ë
ÔÕÂÃËÎËÊÂÙËË ÃÞÔÕÓÑÌ ÒÓÑÎË×ÇÓÂÙËË ÅÇÏÂÕÑÒÑàÕËÚÇÔÍËØ
ÍÎÇÕÑÍ.254 5-®ÇÕËÎÇÐ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÞÌ ÂÐÂÎÑÅ D-ÏËÑËÐÑÊËÕ-
1,4,5-ÕÓË×ÑÔ×ÂÕÂ 212 ÑÃÎÂÆÂÇÕ ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË ÄÐÖÕÓËÍÎÇÕÑÚ-
ÐÑÅÑ ÒÑÔÓÇÆÐËÍÂ, ÔÒÑÔÑÃÔÕÄÖáÜÇÅÑ ÑÕÍÓÞÕËá ÍÂÎßÙËÇÄÞØ
ÍÂÐÂÎÑÄ Ë ÑÔÄÑÃÑÉÆÇÐËá ËÑÐÑÄ ÍÂÎßÙËâ.251

X= CF2, CHF, CHOH.
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¤ËÆÓÑÍÔË-[4-(5,6,7,8-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÐÂ×ÕËÎ-1-ÑÍÔË)×ÇÐËÎ]ÏÇ-
ÕËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕ âÄÎâÇÕÔâ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÏ ×ÇÓÏÇÐÕÂ ÏËÑËÐÑÊËÕ-
ÏÑÐÑ×ÑÔ×ÂÕÂÊÞ, ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÍÑÕÑÓÑÅÑ Ä ÑÕÐÑÛÇÐËË
ÓÇÍÑÏÃËÐÂÐÕÐÑÅÑ ×ÇÓÏÇÐÕÂ ÏÑÊÅÂ ÃÞÍÂ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖÇÕ ÍÑÐ-
ÔÕÂÐÕÇ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ Ki= 20 ÏÍÏÑÎß . Î71.252

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 213 ËÐÅËÃËÓÖáÕ ÒÓÑÕÇÂÊÖ £ª¹ Ë âÄÎâáÕÔâ
ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏË ÒÓÇÒÂÓÂÕÂÏË ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ³±ª¥Â.255 ©ÐÂÚÇ-
ÐËâ ª¬50 ÒÓÑÕÇÂÊÞ £ª¹ àÕËÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË ÐÂØÑÆâÕÔâ Ä
ÐÂÐÑÏÑÎâÓÐÑÏ ÆËÂÒÂÊÑÐÇ.

¤ËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎÃËÔ(×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ) ÒÓËÏÇÐâáÕ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË ÓâÆÂ ÊÂÃÑÎÇÄÂ-
ÐËÌ, ÕÂÍËØ ÍÂÍ ÑÔÕÇÑÒÑÓÑÊ, ÅËÒÇÓÍÂÎßÙËÇÏËâ Ë ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ
ÄËÆÞ ÊÎÑÍÂÚÇÔÕÄÇÐÐÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ.257 ë 260 ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÄÂÉÐÞÏË
ÔÓÇÆË ÐËØ âÄÎâáÕÔâ ÒÂÏËÆÓÑÐÂÕ (214) (ÊÂÏÇÆÎâÇÕ ÕÂÍÉÇ
ÓÇÊÑÓÃÙËá ÍÑÔÕÇÌ), ÂÎÇÐÆÓÑÐÂÕ (215), ÓËÊÇÆÓÑÐÂÕ (216) Ë
ÊÑÎÇÐÆÓÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (217).259

¢ËÔ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 3-ÂÊËÆÑ-3-ÆÇÊÑÍÔËÕËÏË-
ÆËÐÂ ÒÑÍÂÊÞÄÂÇÕ ÒÓÑÕËÄÑÄËÓÖÔÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓË ÎÇÚÇÐËË
³±ª¥Â 260 Ë ÊÂÓÇÅËÔÕÓËÓÑÄÂÐÑ ÍÂÍ ÒÓÇÒÂÓÂÕ ÊËÆÑÄÖÆËÐ.

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÅËÆÓÑÍÔËÂÎÍËÎ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ âÄÎâáÕÔâ ÓÇÅÖÎâ-
ÕÑÓÂÏË ÓÑÔÕÂ ÓÂÔÕÇÐËÌ. ²âÆ ÐÇÐÂÔÞÜÇÐÐÞØ ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ÓÇÂÍÙËÇÌ 4-ÂÓËÎ-5,5-
ÆËÏÇÕËÎ-1,3,2-ÆËÑÍÔÂ×ÑÔ×ËÐÂÐÑÄ Ô 2-àÒÑÍÔË-5-ÂÓËÎ-(2E,4E)-
ÒÇÐÕÂÆËÇÐÍÂÓÃÑÍÔÂÎßÆÇÅËÆÂÏË, ÒÓÑâÄÎâáÕ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ËÐÅËÃË-
ÕÑÓÑÄ ÓÑÔÕÂ ÔÕÇÃÎÇÌ ÒÛÇÐËÙÞ.261

¤ËÆÓÑÍÔËÂÏËÐÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞ ÍÂÍ ÃËÆÇÐÕÂÕ-
ÐÞÇ ÎËÅÂÐÆÞ ÆÎâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ Ô ÒÇÓÇØÑÆÐÞÏË
ÏÇÕÂÎÎÂÏË.262, 263 ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ ÂÎÍËÎ- Ë ÂÓËÎ-
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1-ÅËÆÓÑÍÔË-2-ÂÏËÐÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ Ô ÏÇÆßá(II) Ë
ÙËÐÍÑÏ(II) ÃÞÎË ËÊÖÚÇÐÞ Ä ÄÑÆÐÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓÇ ÒÑÕÇÐÙËÑÏÇÕÓË-
ÚÇÔÍËÏ Ë ÔÒÇÍÕÓÂÎßÐÞÏË ÏÇÕÑÆÂÏË. ³ÓÂÄÐÇÐËÇ ÍÑÐÔÕÂÐÕ
ÔÕÂÃËÎßÐÑÔÕË ÒÑÍÂÊÞÄÂÇÕ, ÚÕÑ àÕË ÎËÅÂÐÆÞ ÍÑÑÓÆËÐËÓÖáÕ
Cu2+ Ë Zn2+ ÃÑÎÇÇ à××ÇÍÕËÄÐÑ, ÚÇÏ ÂÏËÐÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, ÐÇ
ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ.262

V. ©ÂÍÎáÚÇÐËÇ
£ ÆÂÐÐÑÏ ÑÃÊÑÓÇ ÏÞ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÎË ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÏÇÕÑÆÞ ÂÔËÏ-
ÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ, ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÅÑ ÍËÐÇÕËÚÇÔÍÑÅÑ Ë
ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍÑÅÑ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ, Â ÕÂÍÉÇ ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ ÆÓÖÅËÇ
ÔÒÑÔÑÃÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÊÄÑÎâáÕ ÒÑÎÖÚÂÕß ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞÇ
àÐÂÐÕËÑÏÇÓÞ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ ÄÞÔÑÍÑÌ ÑÒÕËÚÇÔÍÑÌ
ÚËÔÕÑÕÞ. ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ, ÐÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÄÒÇÚÂÕÎâáÜËÇ
ÖÔÒÇØË, ÆÑÔÕËÅÐÖÕÞÇ Ä ÑÃÎÂÔÕË ÔËÐÕÇÊÂ Ë ËÊÖÚÇÐËâ ÔÄÑÌÔÕÄ
ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ, Í ÐÂÔÕÑâÜÇÏÖ ÄÓÇÏÇÐË ÓÇÛÇÐÞ ÆÂÎÇÍÑ
ÐÇ ÄÔÇ ÒÓÑÃÎÇÏÞ ØËÏËË àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ±Ñ-ÒÓÇÉÐÇÏÖ
ÂÍÕÖÂÎßÐÞÏ âÄÎâÇÕÔâ ÒÑËÔÍ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ ÏÇÕÑÆÑÄ,
ÑÕÍÓÞÄÂáÜËØ ÎÇÅÍËÌ ÆÑÔÕÖÒ Í ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÏ ÅËÆÓÑÍ-
ÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÂÏ. £ ÔÄâÊË Ô àÕËÏ ÑÔÑÃÇÐÐÑ ÄÂÉÐÞÏ ÒÓÇÆÔÕÂÄ-
ÎâÇÕÔâ ÔÑÊÆÂÐËÇ ÄÞÔÑÍÑà××ÇÍÕËÄÐÞØ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ ÆÎâ
ÂÔËÏÏÇÕÓËÚÇÔÍÑÌ ×ÑÔ×Ñ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË ¡ÃÓÂÏÑÄÂ Ë
ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ ÍÇÕÑ×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ. ¥ÂÎÇÍÑ ÐÇ ËÔÚÇÓÒÂÐÞ ÄÑÊ-
ÏÑÉÐÑÔÕË ØËÏËÚÇÔÍÑÌ ÏÑÆË×ËÍÂÙËË ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ,
ÐÂÒÓÂÄÎÇÐÐÑÌ ÐÂ ÄÄÇÆÇÐËÇ ÐÑÄÞØ, ÄÔÇ ÃÑÎÇÇ ÔÎÑÉÐÞØ, Ä ÕÑÏ
ÚËÔÎÇ ØËÓÂÎßÐÞØ, ÅÓÖÒÒ ÒÑ ÂÕÑÏÂÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ, ÍËÔÎÑÓÑÆÂ Ë,
ÑÔÑÃÇÐÐÑ, ×ÑÔ×ÑÓÂ. ¡ÍÕÖÂÎßÐÑÌ ÊÂÆÂÚÇÌ ÑÔÕÂÇÕÔâ ÓÂÊÆÇÎÇÐËÇ
àÐÂÐÕËÑÏÇÓÑÄ Ë ÑÚËÔÕÍÂ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÑÄ. ´ÑÚÐÑÇ ÑÒÓÇ-
ÆÇÎÇÐËÇ ÔÕÓÑÇÐËâ Ë ÂÃÔÑÎáÕÐÑÌ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÌ ÖÆÂÇÕÔâ ÖÔÒÇÛÐÑ ÒÓÑÄÇÔÕË ÕÑÎßÍÑ Ä ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ.

®ÑÉÐÑ ÑÉËÆÂÕß, ÚÕÑ ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ Ë Ä ÆÂÎßÐÇÌ-
ÛÇÏ ÑÔÕÂÐÖÕÔâ ÒÓÇÆÏÇÕÑÏ ËÐÕÇÐÔËÄÐÞØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ, ÑÔÑ-
ÃÇÐÐÑ Ä ÑÃÎÂÔÕË ËÊÖÚÇÐËâ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË Ë
ÒÓËÏÇÐÇÐËâ ËØ ÍÂÍ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ Ë ÃËÑÓÇÅÖÎâÕÑÓÑÄ.
¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ÅËÆÓÑÍÔË×ÑÔ×ÑÐÂÕÞ, ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ Ë ÂÐÂÎÑÅË
ÏÑÅÖÕ ÐÂÌÕË ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍÑÇ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÔËÐÕÇÕË-
ÚÇÔÍËØ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ Ë ØËÓÂÎßÐÞØ ÎËÅÂÐÆÑÄ Ä ÍÑÏÒÎÇÍÔÂØ Ô
ÏÇÕÂÎÎÂÏË, Â ÕÂÍÉÇ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ ÄÞÔÑÍÑà××ÇÍÕËÄÐÞØ ÍÑÏ-
ÒÎÇÍÔÑÐÑÄ, àÍÔÕÓÂÅÇÐÕÑÄ Ë ÂÐÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ.
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CHIRAL HYDROXYPHOSPHONATES: SYNTHESIS, CONFIGURATION,
AND BIOLOGICAL PROPERTIES

O.I.Kolodiazhnyi
Institute of Bioorganic Chemistry and Petrochemistry, National Academy of Sciences of Ukraine
1, Ul. Murmanskaya, 02094 Kyiv, Ukraine, Fax +38(044)573 ± 2552

Published data on the synthesis, absolute conéguration, and biological properties of chiral hydroxy-
phosphonates are generalised and described systematically. Examples of asymmetric synthesis of
hydroxyphosphonates by phospho-aldol reaction, reduction of ketophosphonates, chemico-enzymatic
approach, and so on are discussed. Methods for determination of the optical purity and absolute
conéguration of hydroxyphosphonates using modiécation by chiral reagents, NMR, circular dichroism,
GLC, and HPLC on columns with chiral sorbents are considered. The signiécance of hydroxyphos-
phonates as promising compounds for the development of new drugs and bioregulators is demonstrated.
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