
I. £ÄÇÆÇÐËÇ

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ ÄÞÊÞÄÂáÕ ÒÑÔÕÑâÐÐÞÌ ËÐÕÇÓÇÔ
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ ÃÎÂÅÑÆÂÓâ ÔÄÑËÏ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞÏ ÃËÑÎÑÅË-
ÚÇÔÍËÏ ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ËÊÄÇÔÕÐÞÇ ÂÎÍÂÎÑËÆÞ ì
ÒÂÒÂÄÇÓËÐ Ë (+)-ÕÖÃÑÍÖÓÂÓËÐ, ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÐÞÇ Ä ÓâÆÇ ÓÂÔÕÇ-
ÐËÌ, ì ÛËÓÑÍÑ ËÔÒÑÎßÊÖáÕÔâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÔÒÂÊÏÑÎËÕËÚÇÔÍÑÅÑ
ÔÓÇÆÔÕÄÂ Ë ÏËÑÓÇÎÂÍÔÂÐÕÂ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ. °ÔÑÃÑÇ ÏÇÔÕÑ
ÔÓÇÆË ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ ÊÂÐËÏÂáÕ ÚÂÔÕËÚÐÑ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ. ´ÂÍ, ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÊÑØË-
ÐÑÎËÐÑÄÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ì ÃÇÐÊØËÐÂÏËÆ, ÕÇÕÓÂÃÇÐÂÊËÐ Ë
ÃÖÕÂÍÎÂÏÑÎ ì ÒÓËÏÇÐâáÕ Ä ÍÎËÐËÚÇÔÍÑÌ ÒÓÂÍÕËÍÇ ÍÂÍ
ÐÇÌÓÑÎÇÒÕËÍË, ÍÎÂÊÑÎÂÏ ì ÍÂÍ ÂÐÍÔËÑÎËÕËÍ, ÕÑ×ÇÕÓËÆËÐ ì
ÍÂÍ ÂÐÂÎßÅÇÕËÍ.

³ÑÅÎÂÔÐÑ ÓÂÔÚÇÕÂÏ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑÅÓÂÏÏ PASS Ë
DRAGON, ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÑ ÚÂÔÕËÚÐÑ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞØ 3-ÂÏË-
ÐÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ ÆÑÎÉÐÞ ÃÞÕß ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÏË.
¥Îâ ÓâÆÂ ÕÂÍËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ ÒÓÑÄÇÆÇÐÞ ÒÑÆÓÑÃÐÞÇ ÃËÑÎÑ-
ÅËÚÇÔÍËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ. ´ÂÍ, ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 1 Ë 2 ÑÃÎÂÆÂáÕ
ÛËÓÑÍËÏ ÔÒÇÍÕÓÑÏ ÐÇÌÓÑÕÓÑÒÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË Ë ÂÐÕËÂÓËÕ-
ÏËÚÇÔÍËÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ,1 Â ÕÂÍÉÇ ÒÓÑâÄÎâáÕ ÅËÒÑÕÇÐÊËÄÐÞÌ
à××ÇÍÕ.1 ë 4 °ÃÐÂÓÖÉÇÐÑ, ÚÕÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 2 ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß à××ÇÍ-
ÕËÄÐÞÏË ÆËÖÓÇÕËÍÂÏË 4 Ë ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞÏË ÂÅÇÐÕÂÏË,4, 5

Â ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ËØ Ä ÒÑÄÞÛÇÐÐÞØ ÆÑÊÂØ ÐÂÃÎáÆÂáÕÔâ
b-ÂÆÓÇÐÇÓÅËÚÇÔÍËÇ à××ÇÍÕÞ.

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 1 (ÔÏ.6) Ë 3a,b (ÔÏ.7 ë 9) âÄÎâáÕÔâ ÂÐÕÂÅÑÐËÔ-
ÕÂÏË ÅËÔÕÂÏËÐÑÄÞØ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ¯1-ÕËÒÂ, ÒÓËÚÇÏ ÑÐË ÆÇÌÔÕ-
ÄÖáÕ ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ÍÂÍ ÂÐÕËÂÎÎÇÓÅÇÐÕÞ, ÐÑ Ë ÔÐËÉÂáÕ ÄÐÖÕÓË-
ÚÇÓÇÒÐÑÇ ÆÂÄÎÇÐËÇ.

R1=R2=H (a), R17R2 ì ÃÇÐÊÑ (b).

¹ÂÔÕËÚÐÑ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÓÇÍÑÏÇÐÆÑÄÂ-
ÐÞ 7ë 9 Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÔÓÇÆÔÕÄ ÆÎâ ÔÐËÉÇÐËâ ÄÐÖÕÓËÚÇÓÇÒÐÑÅÑ
ÆÂÄÎÇÐËâ Ë ÎÇÚÇÐËâ ÄÕÑÓËÚÐÑÌ ÂÐÇÏËË, ÄÞÊÄÂÐÐÑÌ ÕÓÂÄÏÂÕË-
ÚÇÔÍËÏË ÒÑÓÂÉÇÐËâÏË ÏÑÊÅÂ. ±ÓË ÔÓÂÄÐËÕÇÎßÐÑÏ ÕÇÔÕËÓÑÄÂ-
ÐËË ÐÂÌÆÇÐÑ, ÚÕÑ ÖÓÑÄÇÐß ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 3a,b ÔÑ-
ÒÑÔÕÂÄËÏ Ô ÖÓÑÄÐÇÏ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ËÊÄÇÔÕÐÞØ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÄ
ÅËÔÕÂÏËÐÑÄÞØ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ¯2-ÕËÒÂ ì ÙËÏÇÕËÆËÐÂ Ë ÆÓ.8

£ ÓÂÃÑÕÇ 10 ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 3a,b ÔÒÑÔÑÃÐÞ ÐËÄÇÎË-
ÓÑÄÂÕß ÄÎËâÐËÇ ÕÂØËÍËÐËÐÑÄ ÐÂ ÒÑÄÇÆÇÐÚÇÔÍËÇ Ë ÅÑÓÏÑÐÂÎß-
ÐÞÇ ÒÓÑÙÇÔÔÞ, Â ÕÂÍÉÇ ÐÂ ÄÞÔÄÑÃÑÉÆÇÐËÇ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍË
ÂÍÕËÄÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ. ±Ñ ÆÂÐÐÞÏ ÒÂÕÇÐÕÂ 11, ÕÂÍËÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ
ÒÎÑØÑ ÄÔÂÔÞÄÂáÕÔâ Ä ÉÇÎÖÆÑÚÐÑ-ÍËÛÇÚÐÑÏ ÕÓÂÍÕÇ, ØÑÕâ Ë
ÑÃÎÂÆÂáÕ ÙÇÐÐÞÏ ÔÄÑÌÔÕÄÑÏ 12 ÏÑÆÖÎËÓÑÄÂÕß ÔÑÒÓÑÕËÄÎâÇ-
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¥ÂÕÂ ÒÑÔÕÖÒÎÇÐËâ 18 ×ÇÄÓÂÎâ 2009 Å.

µ¥¬ 547.833

³ËÐÕÇÊ Ë ÔÄÑÌÔÕÄÂ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ
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01033 ¬ËÇÄ, ÖÎ. £ÎÂÆËÏËÓÔÍÂâ, 64, µÍÓÂËÐÂ, ×ÂÍÔ +38(044)235 ë 1273

²ÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 3-ÂÏËÐÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ Ë ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ÅÇÕÇÓÑ-
ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ ÐÂ ËØ ÑÔÐÑÄÇ. ±ÓÑÂÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÞ ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÕÂÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ ÓÇÂÍÙËË Ô
àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞÏË Ë ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞÏË ÂÅÇÐÕÂÏË, ÑÍËÔÎÇÐËÇ Ë ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ.
¢ËÃÎËÑÅÓÂ×Ëâ ì 82 ÔÔÞÎÍË.
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µÔÒÇØË ØËÏËË 78 (6) 2009 # 2009 ²ÑÔÔËÌÔÍÂâ ÂÍÂÆÇÏËâ ÐÂÖÍ, ªÐÔÕËÕÖÕ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË ËÏ. ¯.¥.©ÇÎËÐÔÍÑÅÑ



ÏÑÔÕß ÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÍÎÇÕÑÍ ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÙËÕÑÕÑÍÔËÚÐÞÏ
ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞÏ ÔÓÇÆÔÕÄÂÏ.

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 4 ÔÒÑÔÑÃÐÑ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÕß ÐÇÌÓÑÐÂÎßÐÖá Ë
ËÐÆÖÙËÃÇÎßÐÖá ×ÑÓÏÞ NO-ÔËÐÕÂÊÞ (NOS).13 ¿ÕÑÕ ×ÇÓÏÇÐÕ
ÒÓÑÆÖÙËÓÖÇÕ ËÊ ÅÖÂÐËÆËÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ L-ÂÓÅËÐËÐÂ ÄÂÉ-
ÐÞÌ ÏÇÆËÂÕÑÓ ÐÇÓÄÐÑÌ ÔËÔÕÇÏÞì ÏÑÐÑÑÍÔËÆ ÂÊÑÕÂ.

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 5 Ô ÍÂÓÍÂÔÐÑÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÑÌ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÔÓÑÆ-
ÔÕÄÑÏ Í ×ÇÐÙËÍÎËÆËÐÑÄÑÏÖ ÔÂÌÕÖ NMDA-ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ Ë
âÄÎâáÕÔâ ÂÎÎÑÔÕÇÓËÚÇÔÍËÏË ÐÇÍÑÐÍÖÓÇÐÕÐÞÏË ÃÎÑÍÂÕÑÓÂÏË
à××ÇÍÕÑÄ ÄÑÊÃÖÉÆÂáÜËØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ. ±ÓÇÒÂÓÂÕÞ àÕÑÅÑ
ÕËÒÂ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÞ ÆÎâ ÒÓÑ×ËÎÂÍÕËÍË ÒÇÓÇÓÑÉÆÇÐËâ ÐÇÌÓÑÐÑÄ
Ë ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÕÂÍËØ ÐÇÆÖÅÑÄ, ÍÂÍ ÃÑÎÇÊÐË ±ÂÓÍËÐÔÑÐÂ, ·ÂÐ-
ÕËÅÕÑÐÂ, ¡ÎßÙÅÇÌÏÇÓÂ, ÔËÐÆÓÑÏÂ ¥ÂÖÐÂ, ÂÏËÑÕÓÑÒÐÑ ÎÂÕÇ-
ÓÂÎßÐÑÅÑ ÔÍÎÇÓÑÊÂ Ë ÆÓÖÅËØ ÆÇÏÇÐÙËÌ.14 ë 16

¯ÂÔÕÑâÜÂâ ÓÂÃÑÕÂ âÄÎâÇÕÔâ ÒÓÑÆÑÎÉÇÐËÇÏ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐ-
ÐÑÅÑ ÐÂÏË ÓÂÐÇÇ ÑÃÊÑÓÂ 17 ÒÑ ØËÏËË 3-ÂÏËÐÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ.
°ÐÂ ÒÑÔÄâÜÇÐÂ ÂÐÂÎËÊÖ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ Ë ÔÄÑÌÔÕÄ ÚÂÔÕËÚÐÑ
ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ì 3-ÂÏËÐÑ-1,2- Ë 3-ÂÏËÐÑ-1,4-
ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ. ±ÑÔÍÑÎßÍÖ ÑÃÊÑÓÐÞÇ ÓÂÃÑÕÞ ÒÑ
ØËÏËË ÕÂÍËØ ÔËÔÕÇÏ ÑÕÔÖÕÔÕÄÖáÕ, ÐÂÏË ÒÓÑÂÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÞ
ÄÔÇ ËÏÇáÜËÇÔâ ÐÂ ÔÇÅÑÆÐâÛÐËÌ ÆÇÐß ÎËÕÇÓÂÕÖÓÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ
ÒÑ àÕÑÏÖ ÄÑÒÓÑÔÖ.

°ÔÑÃÇÐÐÑÔÕßá ÆÂÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ âÄÎâÇÕÔâ ÐÂÎËÚËÇ Ä ËØ
ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ 2-×ÇÐËÎàÕËÎÇÐ-1,1-ÆËÂÏËÐÂ (ÔÕÓÖÍÕÖ-
ÓÂ A) ËÎË ×ÇÐËÎÂÙÇÕÂÏËÆËÐÂ (B, C), ÍÑÕÑÓÞÌ ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕ ËØ
ØËÏËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ.

¯ÂÏË ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ ÕÂÍÉÇ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇ-
ÔÍËÇ ÔËÔÕÇÏÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ 3-ÂÏËÐÑ-1,2-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ
(A), 3-ÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ (B) Ë 1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑ-
ØËÐÑÎËÐ-3(2H)-ËÏËÐÂ (C). ³ØÇÏÞ ÒÑÔÕÓÑÇÐËâ ÑÔÐÑÄÐÑÅÑ ÅÇÕÇ-
ÓÑÙËÍÎÂ ÔËÔÕÇÏÂÕËÊËÓÑÄÂÐÞ Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÕËÒÂ ÔÄâÊË,
ÑÃÓÂÊÖáÜÇÌÔâ ÐÂ ÊÂÄÇÓÛÂáÜÇÏ àÕÂÒÇ ÔËÐÕÇÊÂ, Ë ÑÕ ÕËÒÂ
ËÔØÑÆÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ.

II. ®ÇÕÑÆÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ
3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ

£ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ ÔÖÜÇÔÕÄÖáÕ ÆÄÂ ÑÔÐÑÄÐÞØ ÒÑÆØÑÆÂ Í
ÔËÐÕÇÊÖ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ ì ÏÑ-

ÆË×ËÍÂÙËâ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄÑÏ âÆÓÇ Ë ÓÇÂÍÙËË
ÙËÍÎËÊÂÙËË, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÆËÅËÆÓÑ-
ÒËÓËÆËÐÑÄÞÌ ÙËÍÎ.

1. ¡ÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ

¯ÂËÃÑÎÇÇ ÒÓÑÔÕÞÏ Ë ÆÑÔÕÖÒÐÞÏ ÒÓÇÆÛÇÔÕÄÇÐÐËÍÑÏ Ä ÔËÐ-
ÕÇÊÇ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ âÄÎâÇÕÔâ 1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑ-
ØËÐÑÎËÐ-3(2H)-ÑÐ (6). ¦ÅÑ ÒÑÎÖÚÂáÕ Ä ÑÆÐÖ ÔÕÂÆËá ËÊ ËÐÆÂÐ-
2-ÑÐÂ ÒÑ ÓÇÂÍÙËË ºÏËÆÕÂ.18 ±ÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÎÂÍÕÂÏÂ 6 Ä
3-ÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÞ 1a ë r ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâáÕ ÚÇÓÇÊ
ÔÕÂÆËá ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ 3-ÂÎÍÑÍÔË- ËÎË 3-ÏÇÕËÎÕËÑÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ. ´ÂÍ, ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË àÍÄËÏÑÎâÓÐÑÌ ÔÏÇÔË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ
3-àÕÑÍÔË-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ (7) Ô ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÎË×ÂÕË-
ÚÇÔÍËÏË ÂÏËÐÂÏË Ä ÒÑÎâÓÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÓÇÂÍÙËË ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË
(>90%) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ 3-ÂÎÍËÎÂÏËÐÑ-1,4-ÆË-
ÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ 1a ë h.1 ë 3

R=(CH2)2NMe2 (a), (CH2)2NEt2 (b), (CH2)2NHMe (c),

(CH2)2NHEt (d), (CH2)3NEt2 (e), (CH2)3NHMe (f),

(CH2)3NHEt (g), cyclo-C3H5 (h).

¤ËÆÓÑËÑÆËÆ 3-ÏÇÕËÎÕËÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ (8)
ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÂÏÏËÂÍÑÏ Ë ÒÓÑÔÕÇÌÛËÏË ÂÎÍËÎÂÏËÐÂÏË ÒÓË
ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ, ÑÆÐÂÍÑ Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÕÓÇÃÖÇÕÔâ
10-ÍÓÂÕÐÞÌ ËÊÃÞÕÑÍ ÂÏËÐÂ.11 ±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÂÓÑÏÂÕË-
ÚÇÔÍËØ ÂÏËÐÑÄ ÄÞÔÑÍËÇ ÄÞØÑÆÞ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 1p,q ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓË
àÍÄËÏÑÎâÓÐÑÏ ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ.11

R1=H: R2=H (i), Me (j), Et (k), Pri (l), Bun (m), Bn (n), (CH2)2Ph (o),

Ph (p), 1-ÐÂ×ÕËÎ (q); R1 ëR2= (CH2)2O(CH2)2 (r).

¬ÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÒÑ ÔÄâÊË b ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 3-ÂÏËÐÑ-1,4-
ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÒÑ ÕÑÌ ÉÇ
ÔØÇÏÇ. £ ÓÇÂÍÙËË ÔÑÎË 8 Ô 3-ØÎÑÓÒÓÑÒËÎÂÏËÐÑÏ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
3,4,6,11-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-(2H)-ÒËÓËÏËÆÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ (9), ÄÞ-
ÆÇÎÇÐÐÞÌ Ä ÄËÆÇ ÒËÍÓÂÕÂ, Â ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÂÐÕÓÂÐËÎÂ-
ÕÂ ÐÂÕÓËâ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ 6,11-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐ-
13(13H)-ÑÐ (10a).4

4

NH

N

NH

Et

N

N

R5

R4

R3

R3

R2

R1

+
X7

5

1
2

3

b

4

N

N

A

N

N

B
N

N

C

+NH

O

6

1) Et3O+BFÿ4

2) HCl NH

OEt

7 (88%)

Cl7

RNH2

PriOH, D

N

NHR

1a ± h (>90%)

.HCl

NH

S

6
P2S5

Py

MeI

CHCl3

NH

SMe

+

I7
R1R2NH

BunOH,

D, 0.5 ± 3 Ú
N

NR1R2

.HI

8 1i ± r (29 ± 91%)
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aì1)H2N(CH2)3Cl, 1NNaOH ÄEtOH, D, 1 Ú; 2) ÒËÍÓËÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ

(Pic); bì 4-H2NC6H4CO
ÿ
2 Na+, EtOH, D, 1 Ú.

ªÊ ÎÂÍÕÂÏÂ 6 ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ 2,3,5,10-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ (11).19 ±ÓÑÆÖÍÕ ÓÇÂÍÙËË
3-àÕÑÍÔË-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ (7) Ô àÕÂÐÑÎÂÏËÐÑÏ ÔÖÜÇ-
ÔÕÄÖÇÕ Ä ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÑÌ ×ÑÓÏÇ 1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-3(2H)-
ËÏËÐÂ (12), ÚÕÑ ÃÞÎÑ ÆÑÍÂÊÂÐÑ ÔÒÇÍÕÓÂÎßÐÞÏË ÏÇÕÑÆÂÏË.

1-¶ÇÐËÎËÊÑØËÐÑÎËÐÑÐ 13 ÖÆÂÎÑÔß ÄÄÇÔÕË Ä ÓÇÂÍÙËá Ô
ÂÎÍËÎÂÏËÐÂÏË ÎËÛß Ä ÉÇÔÕÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ ì ÒÓË ÔÒÎÂÄÎÇÐËË
ÔÏÇÔË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÃÞÎË
ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1-×ÇÐËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ-
ÎËÐ-3(2H)-ËÏËÐÂ 14a,b.20

n=1 (a), 2 (b).

£ ÓÂÃÑÕÂØ 6, 21 ÑÒËÔÂÐ ÑÆÐÑÔÕÂÆËÌÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ
3-(ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑ)ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ 15Â ë Ç. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ä ÄËÆÇ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÎÂÍÕÂÏÑÄ
16Â ë Ç Ô ÆËÏÇÕËÎÍÂÓÃÂÏÑËÎØÎÑÓËÆÑÏ.

R1=H: R2=H (a), 4-ClC6H4 (b), 4-FC6H4 (c);

R2=2-ClC6H4: R1=5-OMe (d), 7-OMe (e).

£ÄÇÔÕË ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÖ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 3 ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎË-
ÐÑÄ 17 ÏÑÉÐÑ ÕÂÍÉÇ ÒÓË ÒÑÏÑÜË ÂÓËÎ-, ÂÙËÎ-, ÂÓËÎÔÖÎß×Ñ-

ÐËÎ- ËÎË ÆËÂÓËÎ×ÑÔ×ÑÓËÎÂÊËÆÑÄ.22, 23 ¯Â ÒÇÓÄÑÌ ÔÕÂÆËË ÂÊËÆ
ÍÂÍ 1,3-ÆËÒÑÎß ÒÓËÔÑÇÆËÐâÇÕÔâ Í ÍÓÂÕÐÑÌ ÔÄâÊË C(3)7C(4)
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÇÐÂÏËÐÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 3a,4,5,9b-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑ-(3H)-1,2,3-ÕÓËÂÊÑÎÑ[4,5-c]ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ 18. ±ÓË ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÐËË 4-ÐËÕÓÑ×ÇÐËÎÂÊËÆÂ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ä
ÏâÅÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ (Et2O, 08³, 1 Ú), Ë ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÞ 18 ÏÑÅÖÕ
ÃÞÕß ÄÞÆÇÎÇÐÞ Ä ÚËÔÕÑÏ ÄËÆÇ.22 £ ÔÎÖÚÂÇ ÆÓÖÅËØ ÂÊËÆÑÄ
ÕÓÇÃÖÇÕÔâ ÄÞÆÇÓÉËÄÂÐËÇ ÔÏÇÔË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 4 Ú. µÔÎÑÄËâ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÅÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇ-
ÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 18 Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-
3(2H)-ËÏËÐÂ 19 ÊÂÄËÔâÕ ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ ÂÊËÆÂ.

R1=H, Me, Et, Pri, Ph; R2=Me, Et, Pri; R3=4-O2NC6H4,

4-O2NC6H4C(O), (PhO)2P(O), (4-MeC6H4O)2P(O).

¥ÂÐÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ËÏÇÇÕ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞÇ ÑÅÓÂÐËÚÇÐËâ. ´ÂÍ,
ÒÓË ÐÂÎËÚËË àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ËÔØÑÆ-
ÐÑÏ ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÇ (17a; R1=CN, R2=Me) ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËÇ Ô ÂÊËÆÂÏË ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÂÓÑÏÂÕËÊÂÙËÇÌ.23 ¿ÕÑÕ
ÒÓÑÙÇÔÔ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÔÑØÓÂÐÇÐËÇÏ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÑÌ
ÅÓÖÒÒÞ Ä ÒÓÑÆÖÍÕÂØ ÓÇÂÍÙËË (ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 20) ËÎË Ô ÇÇ àÎË-
ÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 21, 22).

R=Cbz (ÃÇÐÊËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ), Ts (Ò-ÕÑÎÖÑÎÔÖÎß×ÑÐËÎ).

±ÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ Ä ÕÓËÂÊÑÎËÐÂØ âÄÎâÇÕÔâ ÍÎáÚÇÄÑÌ ÔÕÂ-
ÆËÇÌ Ä ÔËÐÕÇÊÇ 2-ÃÇÐÊËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-3(2H)-ËÎË-
ÆÇÐÍÂÓÃÂÏÂÕÑÄ 23 Ë 24 (23 : 24>25 : 1) ËÊ ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ
ÆËÃÇÐÊËÎÂÏËÐÂ 25. ²ÇÂÍÙËâ ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ Ô ÃÇÐÊËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ
ÂÊËÆÑÖÅÑÎßÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÓÖÕÇÐËÇ-
ÄÑÅÑ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ (ÔØÇÏÂ 1).24 £ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÇ ÅËÆÓÑ-
ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 25, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ ÏÇÕÂÎÎÑÏ,
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÏÇÔË ÇÐÂÏËÐÑÄ 26 Ë 27. ¡ÊËÆ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ ÒÓÇËÏÖ-
ÜÇÔÕÄÇÐÐÑ Ô àÐÆÑ-ÂÆÆÖÍÕÑÏ 26. ±ÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ÑÃÓÂÊÖá-
ÜÇÅÑÔâ ÒÓË àÕÑÏ ÕÓËÂÊÑÎËÐÂ 28 ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÏËÅÓÂÙËÇÌ

8

a

b

N

N
.Pic

9 (24%)

N

N

O

10a (82%)

6

12 (48%)

1) Et3O+BFÿ4

2) H2N(CH2)2OH NH

N(CH2)2OH
SOCl2

(57%)

NH

N(CH2)2Cl K2CO3

MeOH, D, 2 Ú

11 (55%)

N

N

.HCl

1) Et3O+BFÿ4

2) Ph(CH2)nNH2,

1808C, 5 Ú
NH

O

Ph

MeO

MeO

13 3) HCl

14a,b (77 ± 88%)

NH

N(CH2)nPh

Ph

MeO

MeO

.HCl

NH

O

R1
Me2NC(O)Cl

155 ± 1688C, 2 Ú N

NMe2

R1

16a ± e 15a ± e

R2 R2

NR2

R1

17

R3N3

NR2

R1

NR3

NN
H

H

18

7N2

NR2

R1

N
R3

19 (90 ± 98%)

RN3

NMe

CN

N
R

AcOEt, 208C

O2

NMe

CN
19a17a

(R=Ts)

(R=Cbz)

NMe

CN

N
Ts

20 (17%)

N

NHCbz

22

+
NMe

N
Ts

21 (26%)
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ÏÇÕËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ 4-ÏÇÕËÎÆË-
ÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ 23. ±ÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ àÍÊÑ-ÂÆÆÖÍÕÂ 27 ÒÓËÄÑÆËÕ
Í ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÑÏÖ ÏËÐÑÓÐÑÏÖ ÒÓÑÆÖÍÕÖ 24.

£ ÔËÐÕÇÊÇ 2-ÂÓËÎ-5,10-ÆËÅËÆÓÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎË-
ÐÑÄ 29a ë h ÃÞÎÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ ÔÍÎÑÐÐÑÔÕß ÚÇÕÄÇÓÕËÚÐÞØ
ÔÑÎÇÌ ËÊÑØËÐÑÎËÐËâ Í ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËá ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ.25 ë 28

´ÂÍ, ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ ÖÍÔÖÔÐÑÍËÔÎÞØ ÓÂÔÕÄÑÓÑÄ ÃÓÑÏËÆÑÄ 2-×ÇÐ-
ÂÙËÎËÊÑØËÐÑÎËÐËâ 30a ë h Ô ÂÙÇÕÂÕÑÏ ÂÏÏÑÐËâ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ 29 Ô ÖÏÇÓÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË.

R2=H: R1=Ph (a), 4-BrC6H4 (b), 4-ClC6H4 (c), 4-MeOC6H4 (d);

R2=Ph: R1=Ph (e), 4-MeOC6H4 (f); R1=R2=4-ClC6H4 (g),

4-MeOC6H4 (h).

¡ÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 25 ÃÞÎÑ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÏÇØÂÐËÊÏ ÓÇÂÍ-
ÙËË ÄÍÎáÚÂÇÕ ÔÕÂÆËá ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËâ
ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÅÑ 1,2-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ 31 ì ÒÓÑÆÖÍÕÂ
ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÂÙÇÕÂÕ-ËÑÐÂ Í ÔÑÎË 30.
³ÑÇÆËÐÇÐËâ 29a ë h ÑÃÎÂÆÂáÕ ÖÏÇÓÇÐÐÑÌ ×ÖÐÅËÙËÆÐÑÌ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.27

2. £ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ 3-ÂÏËÐÑËÊÑÍÂÓÃÑÔÕËÓËÎÑÄ
Ë ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ Í ÔÑÎâÏ
3-ÂÏËÐÑËÊÑØËÐÑÎËÐËâ

°ÆÐËÏ ËÊ ÔÒÑÔÑÃÑÄ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 3-ÂÏËÐÑÆË-
ÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÃÑÎÇÇ ÆÑÔÕÖÒ-
ÐÞØ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ËÎË ÑÍÔÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ.
¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ Ä 3-ÂÏËÐÑËÊÑÍÂÓÃÑÔÕËÓË-
ÎÂØ 32 ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÎÇÅÍÑ ÄÑÔÔÕÂÐÂÄÎËÄÂÇÕÔâ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
LiAlH4 (LAH) Ä ÐÇÒÑÎâÓÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ ËÎË ÆËÑÍÔÂÐÇ.
³ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÓâÆ ÍÑÐÆÇÐÔË-

ÓÑÄÂÐÐÞØ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ ì 6,7-ÆËÅËÆÓÑ-
(5H)-ËÐÆÑÎÑ[2,3-c]ËÊÑØËÐÑÎËÐÞ (33a ë e),29 6,7-ÆËÅËÆÓÑ-(5H)-
ÃÇÐÊÑ[6,7]ËÐÆÑÎÑ[2,3-c]ËÊÑØËÐÑÎËÐ (33f),29 2-ÏÇÕËÎ-5,10-ÆËÅË-
ÆÓÑ-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑ[1,5-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ (34) 30 Ë 7,13b-ÆËÅËÆÓÑ-
(3H)-ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑ[2,1-a]ÃÇÐÊÑ[de]ËÊÑØËÐÑÎËÐ (35Â).31, 32 ±ÓË
ÒÑÎÖÚÇÐËË ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ Ä ÃÑÎÇÇ ÏâÅÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ ÂÄÕÑÓÞ ÄÞÆÇ-
ÎËÎË ÔÒËÓÕ 35b.32

R2=R3=H: R1=H (a), Me (b), Cl (c), Br (d), OMe (e);

R1=H, R2 ëR3 ì ÃÇÐÊÑ (f).

aìÆËÑÍÔÂÐ, PhH,D, 5 Ú (ÆÎâR=H (a), ÄÞØÑÆ 93%); bìEt2O, PhMe,

258C (ÆÎâ R=OH (b), ÄÞØÑÆ 37 %).

£ ÓÂÏÍÂØ ÒÑËÔÍÂ ÐÑÄÞØ ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÒÓÇÒÂÓÂ-
ÕÑÄ ì ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÃÇÐÊÑ[ f ]ØËÐÂÊÑÎËÐÂ ì ÃÞÎË ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ
ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ 5,6-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆÑ[4,5-c]ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ
(36).33 ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 36 âÄÎâÇÕÔâ ÖÆÑÃÐÞÏ ÒÓÇÆÛÇÔÕÄÇÐÐËÍÑÏ
ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÃÇÐÊÑ[ f ]ØËÐÂÊÑÎËÐÂ, ÐÇ ËÏÇáÜÇÅÑ ÊÂÏÇÔÕËÕÇ-
ÎÇÌ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 6. ¥ÇÔÖÎß×ËÓÑÄÂÐËÇ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ
ÕËÑÐÂ 37 ÐÂ ÅÖÃÚÂÕÑÏ ÐËÍÇÎÇ ¥ÇÄËÔÑÐÂ ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËá 36 Ô ÖÏÇÓÇÐÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ (41%). ¯ÇÔÍÑÎßÍÑ ÃÑÎßÛÇÅÑ
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ÄÞØÑÆÂ ÒÓÑÆÖÍÕÂ 36 (58%) ÖÆÂÎÑÔß ÆÑÔÕËÚß ÒÓË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇ-
ÔÍÑÏ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËË 6-ØÎÑÓÒËÓËÏËÆÑ[4,5-c]ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ (38).

±ÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ Í ÔÑÎâÏ ËÊÑØËÐÑÎËÐËâ ÎÇÅÍÑ
ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËá 1. ´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ ËÊ ÃÓÑÏËÆÂ
1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÊÑÎÑ[1,5-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐËâ 39, ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ Ä
ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÔÕÂÆËÌ ËÊ 3-ÂÏËÐÑ-4-ÏÇÕËÎËÊÑØËÐÑÎËÐÂ, ÔËÐÕÇÊË-
ÓÑÄÂÐÞ ÆËÅËÆÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 40a ë d.34

X=MeO (a), EtO (b), EtS (c), ButS (d).

±ÑÆÑÃÐÂâ ÔØÇÏÂ ÎÇÉËÕ Ë Ä ÑÔÐÑÄÇ ÔËÐÕÇÊÂ 12-ÂÏËÐÑ-6-
ÏÇÕËÎ-6,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-5(5H)-ÑÐÑÄ 41a,b,
ÐÇ ÆÑÔÕÖÒÐÞØ ÆÓÖÅËÏË ÔÒÑÔÑÃÂÏË.35 ®ÑÓ×ÑÎËÐ Ë ÒËÒÇÓËÆËÐ
ÑÃÓÂÕËÏÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐâáÕÔâ Í ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÇ ËÊÑ-
ØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐËâ 42a ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË. £ ÍËÔÎÑÌ ÔÓÇÆÇ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 41a,b ÐÇÖÔÕÑÌÚËÄÞ Ë ÎÇÅÍÑ ÕÇÓâáÕ ÂÏËÐ.

X=O (41a), CH2 (41b).

³ ÙÇÎßá ËÊÖÚÇÐËâ ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ë ÂÍÕËÄÐÑÔÕß
ÐÑÄÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÄ NMDA-ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ
ÂÍÓËÆËÊËÐËÇÄÞØ ÔÑÎÇÌ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÓâÆ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÅÇÕÇ-
ÓÑ[b]ËÊÑØËÐÑÎËÐËÇÄÞØ ÍÂÕËÑÐÑÄ 43, 44.14 ë 16 ³ÑÎË 43, 44
ÑÃÓÂÊÖáÕ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô ÂÍÕËÄÐÞÏË àÎÇÍÕ-
ÓÑÐÑËÊÃÞÕÑÚÐÞÏË ÑÎÇ×ËÐÂÏË ì ÒÑÎËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑËÊ-
ÄÑÆÐÞÇ 5, 45 ë 48.36

aìMeCN ËÎË MeNO2, N2 ËÎË Ar, D, 8 ë 48 Ú;
bìMeCN, MeOH, 50 ë 658C, 10 ë 12 Ú; A=PF6, ClO4, Cl, Br.

aìMeCN ËÎË MeNO2, N2 ËÎË Ar, D, 8 ë 48 Ú.

³ÕÓÖÍÕÖÓÂ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 45 ÃÞÎÂ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÂ ÂÄÕÑÓÂÏË
ÓÂÃÑÕÞ 36 ÐÂ ÑÔÐÑÄÂÐËË ÐÂÍÑÒÎÇÐÐÑÅÑ ËÏË Ë ÆÓÖÅËÏË
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎâÏË ÑÒÞÕÂ ÒÑ ËÊÖÚÇÐËá ÔÄÑÌÔÕÄ ÔÑÎÇÌ ÂÍÓËÆË-
ÊËÐËâ. ±ÑÊÉÇ 14 ë 16 àÕË ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ÃÞÎË ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐÞ
ÔÒÇÍÕÓÂÎßÐÞÏË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâÏË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 46 ë 48. ³ËÐÕÇÊ
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ÔÑÎÇÌ 43, 44 ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐ Ä ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÔÕÂÆËÌ ËÊ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ 14 ë 16 ËÎË Ä
ÑÆÐÖ ÔÕÂÆËá ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÔÑÎÇÌ 2-×ÇÐÂÙËÎ-3-ØÎÑÓ-
ËÊÑØËÐÑÎËÐËâ Ô ÂÐËÎËÐÂÏË.36 ±ÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
3-ÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐËâ 5 ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÞ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÞØ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÄ ×ÇÐÙËÍÎËÆËÐÑÄÑÅÑ ÔÂÌÕÂ
NMDA-ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ,16 Â ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 46 ë 48 ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐÞ
ÍÂÍ ÔÓÇÆÔÕÄÂ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ËÎË ÒÓÇÆÑÕÄÓÂÜÇÐËâ ÐÇÌÓÑÆÇÅÇÐÇ-
ÓÂÕËÄÐÞØ ÓÂÔÔÕÓÑÌÔÕÄ.14, 15

3. ¸ËÍÎËÊÂÙËâ (2-ÃÓÑÏÏÇÕËÎ×ÇÐËÎ)ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÂ
Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ

¥Îâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 3-ÂÏËÐÑ-
ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ Ä ÑÔÐÑÄÐÑÏ ÒÓËÏÇÐâáÕ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÕËÒÞ ÙËÍÎË-
ÊÂÙËÌ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËÇ
ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÒÑÒÖÎâÓÐÞÌ ÔÒÑÔÑÃ ÅÇÕÇÓÑ-
ÙËÍÎËÊÂÙËË ì ÄÄÇÆÇÐËÇ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ Ä ÙÇÒÑÚÍÖ ËÊ ÒâÕË
ÖÅÎÇÓÑÆÐÞØ ÂÕÑÏÑÄ (5C+N). £ ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÆÎâ
àÕÑÌ ÙÇÎË ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÑÕÐÑÔËÕÇÎßÐÑ ÒÓÑÔÕÑÌ Ë ÆÑÔÕÖÒÐÞÌ
ÔËÐÕÑÐ ì (2-ÃÓÑÏÏÇÕËÎ×ÇÐËÎ)ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎ (49). ±ÓË ÐÂÅÓÇ-
ÄÂÐËË ÐËÕÓËÎÂ 49 Ô ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÏË Ë ÂÓÑÏÂÕË-
ÚÇÔÍËÏË ÂÏËÐÂÏË Ä ÒÑÎâÓÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÔÑÎË 1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-3(2H)-ËÏË-
ÐÑÄ 2.5, 37 ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÅÎÂÆÍÑ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ä ÔÎÖÚÂÇ ÏÇÐÇÇ
ÑÔÐÑ'ÄÐÞØ ÂÓËÎÂÏËÐÑÄ YnC6H47nNH2 (Y=H, 4-Br, 4-O2N,
3-O2N, 2-Cl, 2,6-Cl2). £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÐËÕÓËÎÂ 49 Ô ÂÎÍËÎÂÏË-
ÐÂÏË Ë ÑÔÐÑ'ÄÐÞÏË ÂÓËÎÂÏËÐÂÏË (Y=Me, MeO) ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÔÏÇÔâÏ ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 2 Ë ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂ-
ÐËâ ÂÏËÐÑÄ, ÒÑàÕÑÏÖ ÆÎâ ÒÑÄÞÛÇÐËâ ÄÞØÑÆÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 2
ÕÓÇÃÖÇÕÔâ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÑÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÞØ ÔÏÇÔÇÌ.

R X µÔÎÑÄËâ £ÞØÑÆÞ, %

cyclo-C6H11 (Cy), Bn Br 1) PriOH, D, 2 Ú; 20 ë 27
2) 180 ë 1908C, 0.5 Ú

YnC6H47n (Y=H, 4-Br, Br PriOH, D, 2 Ú 15 ë 68
4-O2N, 3-O2N, 2-Cl,
2,6-Cl2)

4-MeC6H4, 4-MeOC6H4 Br PriOH, D, 5 Ú 28 ë 33

2-MeC6H4 ClO4 1) PriOH, D, 2 Ú; 12
2) NaClO4, EtOH, D

±ÓË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÐËÕÓËÎÂ 49 Ô ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÃÇÐÊÑÌÐÞØ
ÍËÔÎÑÕ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÅËÆÓÑÃÓÑÏËÆÞ
2-ÂÓËÎÍÂÓÃÑÍÔÂÏËÆÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-3(2H)-ËÏËÐÑÄ
50a ë d.38 ±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË AcONa
ÎÇÅÍÑ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 2-ÂÓËÎ-5,10-ÆËÅËÆÓÑ-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑ-
[1,5-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐÞ 51a ë d.38 ¿ÕÖ ÓÇÂÍÙËá ÏÑÉÐÑ ÒÓÑÄÑÆËÕß
ÃÇÊ ÄÞÆÇÎÇÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 50 (ÍËÒâÚÇÐËÇ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÆË-
ÑÍÔÂÐÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË AcONa Ä ÕÇÚÇÐËÇ 13 Ú).

Ar=Ph (a), 3-BrC6H4 (b), 2-HOC6H4 (c), 2-HO-5-BrC6H3 (d).

±Ñ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÌ ÔØÇÏÇ ÒÓÑÕÇÍÂáÕ ÓÇÂÍÙËË ÐËÕÓËÎÂ 49 Ô
ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ Ë ÇÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË,39 ë 43 Â ÕÂÍÉÇ Ô
2-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÑ×ÇÐÑÐÂÏË (ÔØÇÏÞ 2, 3).44 £ÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÄÞÆÇÎÇ-
ÐËâ ÏÂÎÑÖÔÕÑÌÚËÄÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 2-ÂÓËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØË-
ÐÑÎËÐ-3(2H)-ËÏËÐÑÄ 52a ë d, 53a ë c ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕÔâ ÒÓËÓÑÆÑÌ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä 2-ÂÓËÎßÐÑÏ ×ÓÂÅÏÇÐÕÇ: ÖÏÇÐßÛÇÐËÇ àÎÇÍÕÓÑ-
×ËÎßÐÞØ ÔÄÑÌÔÕÄ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ X Ë ÄÄÇÆÇÐËÇ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÞØ
ÑÓÕÑ-ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÖÏÇÐßÛÇÐËá ÔÍÎÑÐÐÑÔÕË
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 52 Ë 53 Í ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË Ä
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 7,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐÂ 54 ë 56.
¬ÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ 54a ë g 39, 42 Ë 55 40, 41 ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ Ä ÆÑÄÑÎßÐÑ ÉÇÔÕÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ ì ÒÓË ÔÒÎÂÄÎÇÐËË ËÎË
ÒÓË ÆÎËÕÇÎßÐÑÏ ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÏÇÔË ËÔØÑÆÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä
ÒÑÎâÓÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ. ³ÑÎË 5-ÂÓËÎËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑ-
ÎËÐËâ 56Â ë Ô ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÕÑÎßÍÑ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÌ 53Â ë Ô Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØÎÑÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.44

³ØÇÏÂ 2

ªÔØÑÆÐÑÇ ±ÓÑ- X µÔÎÑÄËâ £ÞØÑ-
ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÆÖÍÕ ÆÞ, %

49 52a CO2Et 1) AcOH, PriOH, D, 3 Ú; 32
2) HBr, PriOH, 50 ë 568C,

3 Ú
52b CN PriOH, D, 1 Ú 34
52c,d CO2H 120 ë 1408C, 3 Ú 55 ë 60

49 54a ë g CO2H, PriOH, D, 10 ë 12 Ú 28 ë 71
CO2Me,
CO2Et

54b,d ë f CO2H 130 ë 1508C, 4 Ú 59 ë 70
54a CO2Et 120 ë 1308C, 8 Ú 71

49 55 CN 1308C, 8 Ú 46
MeNO2, D, 1 Ú 49

52a 54a CO2Et PriOH, D, 1 Ú 58
52b 55 CN PriOH, D, 1Ú 42

+

CN

Br49

RNH2

NR

NH2

2

X7

49
ArC(O)NHNH2

ÆËÑÍÔÂÐ, D, 6 Ú

50a ± d (66 ± 83%)

+

N

NH2

N
C(O)Ar

H

AcONa, DMF

D, 6 Ú

Br7

N
N

N

Ar

51a ± d (45 ± 61%)

49

H2N

X

R3

(R =H: X= CO2Et (a), CN (b);
X = CO2H: R3 = 3,5-Cl2 (c), 3,5-Br2 (d))

R

52a ± d

N

NH2 Br7

X

+

N

N NH

.HBr

55

N

N O

R

.HBr

54a ± g

(R = H (a), 2-Cl (b), 2-CO2Me (c), 3-Cl (d),
3-Br (e), 3-Me (f), 2,3-(MeO)2 (g))
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³ØÇÏÂ 3

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË à×ËÓÑÄ 2-ÂÏËÐÑÕËÑ×ÇÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ÐËÕÓËÎÑÏ 49 ÔÓÂÊÖ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐ-
ÐÞÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞì ÅËÆÓÑÃÓÑÏËÆÞ 6,11-ÆËÅËÆÓÑÕËÇÐÑ[30,20:5,6]-
ÒËÓËÏËÆÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ-4(4H)-ÑÐÑÄ 57a ë e.45 ±ÓÑÏÇÉÖ-
ÕÑÚÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËËÌ ÕËÒÂ 2 Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÄÞÆÇÎËÕß ÐÇ
ÖÆÂÎÑÔß.

R1 ëR2= (CH2)3 (a), (CH2)4 (b); R1=R2=Me (c); R1=Et, R2=H (d);

R1=H, R2=Ph (e).

³ ÙÇÎßá ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄ-
ÐÞØ ÔÒËÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËá 4 ÂÄÕÑÓÞ
ÓÂÃÑÕ 46, 47 ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÎË ÏÇÕÑÆÞ ÏÑÆË×ËÍÂÙËË ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ

ÐËÕÓËÎÂ 49. ®ÇÕËÎÇÐÑÄÂâ ÅÓÖÒÒÂ ÙËÂÐÑÏÇÕËÎßÐÑÅÑ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÂ ÃÞÎÂ ÄÍÎáÚÇÐÂ Ä ÒÑÎËÏÇÕËÎÇÐÑÄÖá ÙÇÒß ÙËÍÎÑÒÇÐ-
ÕÂÐÂ ËÎË ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÐÂ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 58a,b ÒÑÎÖÚÂÎË
ÙËÍÎÑÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ (2-ÏÇÕËÎ×ÇÐËÎ)ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÂ Ô ÒÑÔÎÇ-
ÆÖáÜËÏ ÃÓÑÏËÓÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÔÒËÓÑÒÓÑÆÖÍÕÑÄ
Ë ÆÂÎÇÇ ÄÄÑÆËÎË Ä ÓÇÂÍÙËË Ô ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÏË Ë ÂÓÑÏÂÕËÚÇ-
ÔÍËÏË ÂÏËÐÂÏË (ÔØÇÏÂ 4).

¯ÂÅÓÇÄÂÐËÇ ÐËÕÓËÎÑÄ 58a,b Ô ÂÏËÐÂÏË Ä ÒÑÎâÓÐÞØ ÓÂÔ-
ÕÄÑÓËÕÇÎâØ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ-
ÎËÐ-3(2H)-ËÏËÐÂÏ 59 ë 62 (ÔÏ.46, 47). £ ÙÇÎÑÏ àÕÂ ÓÇÂÍÙËâ
ÒÑÆÚËÐâÇÕÔâ ÕÇÏ ÉÇ ÊÂÍÑÐÑÏÇÓÐÑÔÕâÏ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÃÞÎË ÑÃÐÂ-
ÓÖÉÇÐÞ ÆÎâ ÓÇÂÍÙËÌ ÂÏËÐÑÄ Ô ÐËÕÓËÎÑÏ 49. °ÕÎËÚËÇ ÔÑÔÕÑËÕ
Ä ÕÑÏ, ÚÕÑ Ä ÔÎÖÚÂÇ ÔÒËÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÐËÕÓËÎÑÄ 58a,b ÓÇÂÍ-
ÙËË ÒÓÑÕÇÍÂáÕ ÃÑÎÇÇ ÅÎÂÆÍÑ Ë Ô ÃÑ'ÎßÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÓÑ-
ÆÖÍÕÑÄ.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÐËÕÓËÎÑÄ 58a,b Ô (ÅÇÕ)ÂÓËÎÂÏËÐÂÏË,
ËÏÇáÜËÏË Ä ÑÓÕÑ-ÒÑÎÑÉÇÐËË ÔÒÑÔÑÃÐÖá Í ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËá
ÅÓÖÒÒÖ, ÊÂÄÇÓÛÂÇÕÔâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ
ÔËÔÕÇÏ ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ 63 ë 68 Ë 69b.47, 48

X ì ÑÕÔÖÕÔÕÄÖÇÕ (58Â, 63a ë e, 65a, 66a ë d), X=O (58b, 64a ë e, 65b,

67a ë d); Y=H (a), 2-Cl (b), 3-Br (c), 3-Me (d), 3-Cl (e);

R1=R2=Me (a); R1=Et, R2=H (b); R1 ëR2 ì ÃÇÐÊÑ (c);

R1=H, R2=Ph (d); aì ÆËÑÍÔÂÐ, D, 12 Ú; bìPriOH, D, 8 Ú;
cìDMF, D, 10 Ú.

­ËÛß Ä ÓÇÂÍÙËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 58Â Ô ÐËÕÓËÎÑÏ ÂÐÕÓÂÐËÎÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÃÞÎ ÐÇÑÉËÆÂÐÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐ ÒÓÑÆÖÍÕ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂ-
ÐËâ, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓÇÄÓÂÜÂÎÔâ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 7,12-ÆËÅËÆÓÑ-

R=Cl, Ar=Ph (a); R=Br: Ar=4-BrC6H4 (b), 4-O2NC6H4 (c).

+

49

H2N

R

C(O)Ar

MeCN, D, 12 Ú N

NH2

Ar(O)C R

Br7

53a ± c (50 ± 69%)

N

N

R

Ar

+

56a ± c (61 ± 96%)

ClO4
7

AcOH, HClO4

D, 30 Ú

49
S R1

R2

H2N

EtO2C

PriOH, D, 4 Ú N

N

S

O

R2

R1

.HBr

57a ± e (77 ± 85%)

a ËÎË b, ËÎË c

(Z = CO2H, CO2Et)

(Z = C(O)Ph)

a ËÎË b

N

N

X

O

Y

63a ± e (49 ± 88%);
64a ± e (43 ± 73%)

N

N

X

Ph

Cl

Z

H2N
58a,b

(Z = CO2Et)

a ËÎË b

N

N

X

O

S

R1

R2

65a (42%);
65b (62%)

66a ± d (50 ± 94%);
67a ± d (35 ± 55%)

PriOH, D, 8 Ú

O

O

O

Br

68

58b
N

N

NH2

CO2Et

Br

O

+

+

X

CN

Br

58a,b

RCH2NH2

Y

H2N

X

N

R

NH2

59, 60

X

N

NH2

61, 62
Y

Br7

Br7

XÐ ÑÕÔÖÕÔÕÄÖÇÕ (58a), X=O (58b).

³ØÇÏÂ 4

±ÓÑ- X R ËÎË Y µÔÎÑÄËâ £ÞØÑ-
ÆÖÍÕ ÆÞ, %

59 7 Ph, Prn, 2-Fu ¥ËÑÍÔÂÐ, D, 8 Ú 55 ë 93
60 O Ph, Bun PriOH, D, 8 Ú 60 ë 72
61 7 H, 4-MeO, 4-Me, 2-Cl, 3-Cl, ¥ËÑÍÔÂÐ, D, 8 Ú 40 ë 83

4-Br, 4-Ac, 3-NO2, 4-NO2,
3-F, 4-CO2Et

62 O H, 4-MeO, 2-MeO, 4-Me, 1) PriOH, D, 8 Ú; 47 ë 75
2-Cl, 3-Cl, 4-Br, 4-Ac, 3-NO2 2) AcOH, ÍÑÐÙ.

HBr, D, 3 Ú
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ËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐÂ 69Â ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÔÒËÓÕÑÄÑÏ
ÓÂÔÕÄÑÓÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÑÐÙÇÐÕÓËÓÑÄÂÐÐÑÌ HBr.47

X ì ÑÕÔÖÕÔÕÄÖÇÕ (a): 1) ÆËÑÍÔÂÐ, D, 6 Ú; 2) HBr (ÍÑÐÙ.), EtOH, D, 0.5 Ú
(ÄÞØÑÆ 42 %); X=O (b): ÆËÑÍÔÂÐ, D, 12 Ú (ÄÞØÑÆ 62 %).

±ÓË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÐËÕÓËÎÑÄ 58a,b Ô ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÃÇÐÊÑÌ-
ÐÞØ ÍËÔÎÑÕ ÑÔÕÂÐÑÄËÕß ÓÇÂÍÙËá ÐÂ ÔÕÂÆËË ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ËÊÑØËÐÑÎËÐ-3-ËÏËÐÑÄ ÑÍÂÊÂÎÑÔß ÊÂÕÓÖÆ-
ÐËÕÇÎßÐÞÏ.38 °ÆÐÂÍÑ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 58a Ô
ÅËÆÓÂÊËÆÑÏ 5-ÃÓÑÏÔÂÎËÙËÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÖÆÂÎÑÔß ÒÑÎÖÚËÕß
ÅËÆÓÑÃÓÑÏËÆ ÔÒËÓÑ[ËÊÑØËÐÑÎËÐ-4,10-ÙËÍÎÑÒÇÐÕÂÐ]-3(2H)-
ËÏËÐÂ 70.

±ÓÑÄÇÆÇÐËÇ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË AcONa
ÄÇÆÇÕ Í ÔÒËÓÑÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÏ 3-ÂÓËÎ-5,10-ÆËÅËÆÓÑ-1,2,4-
ÕÓËÂÊÑÎÑ[1,5-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐÂÏ 71a ë d Ë 72a ë d Ô ØÑÓÑÛËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË.

X ì ÑÕÔÖÕÔÕÄÖÇÕ (58a, 71a ë e, 73a), X=O (58b, 72a ë f, 73b);

Ar=Ph (a), 3-BrC6H4 (b), 2-HOC6H4 (c), 2-HO-5-BrC6H3 (d),Me (e), H (f);

aì PhC(O)Cl, Et3N, DMF, D, 2 Ú (48 ë 50%); bìAc2O, D, 12 Ú
(50 ë 54%); cì 1) HC(OEt)3, DMF, D, 6 Ú; 2) 1-ÏÇÕËÎÏÑÓ×ÑÎËÐ, D,
1 Ú (48%).

£ ÑÕÎËÚËÇ ÑÕ ÐËÕÓËÎÂ 49 ÔÒËÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 58a,b ÓÇÂÅË-
ÓÖáÕ Ô ÅËÆÓÂÊËÐÅËÆÓÂÕÑÏ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÅËÆÓÑÃÓÑÏËÆÑÄ
2-ÂÏËÐÑ-3-ËÏËÐÑ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÔÒËÓÑ[ËÊÑØËÐÑÎËÐ-4,10-
ÙËÍÎÑÒÇÐÕÂÐÂ] (73a) Ë 2-ÂÏËÐÑ-3-ËÏËÐÑ-1,2,20,3,30,4,50,60-
ÑÍÕÂÅËÆÓÑÔÒËÓÑ[ËÊÑØËÐÑÎËÐ-4,40-(2H)-ÒËÓÂÐÂ] (73b),38 ÍÑÕÑ-
ÓÞÇ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÍÂÍ ËÔØÑÆÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ä
ÔËÐÕÇÊÇ 1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÑ[1,5-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ. ´ÂÍËÏ ÒÖÕÇÏ ÃÞÎË
ÒÑÎÖÚÇÐÞ 3-×ÇÐËÎ- (ÖÔÎÑÄËâ a) Ë 3-ÏÇÕËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ (ÖÔÎÑ-
ÄËâ b) 71a,e Ë 72a,e, Â ÕÂÍÉÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 72f (ÖÔÎÑÄËâ c), ÐÇ
ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÇ ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËá 3 ÕÓËÂÊÑÎÂ.

¡ÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕ 49, 50 ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÖÆÑÃÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÐÇÆÑÔÕÖÒÐÑÌ ÓÂÐÇÇ 7,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[3,2-c]-
1,2,4-ÃÇÐÊÑÕËÂÆËÂÊËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ (74, 75a,b). °Ð ÑÔÐÑÄÂÐ ÐÂ
ÓÇÂÍÙËË ÐËÕÓËÎÑÄ 49 Ë 58a,b Ô Ñ-ÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÎÔÖÎß×ÂÏËÆÑÏ.
¯Â ÒÇÓÄÑÌ ÔÕÂÆËË ÒÑÎÖÚÂáÕ ÅËÆÓÑÃÓÑÏËÆÞ 76, 77a,b, ÍÑÕÑ-
ÓÞÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÎÇÅÍÑ
ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÒÑÎËÙËÍÎÞ 74, 75a,b.

X ì ÑÕÔÖÕÔÕÄÖÇÕ (a), X=O (b); aìPriOH, D, 6 Ú; bìMeCN ËÎË

ÆËÑÍÔÂÐ, D, 5 Ú; Ôì 1) DMF, D, 0.5 Ú; 2) Et3N, DMF, D, 15 ÏËÐ.

°ÓËÅËÐÂÎßÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ 1,2,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÂ ÑÒËÔÂÐ Ä ÓÂÃÑÕÂØ 51 ë 53. ¡ÄÕÑÓÂÏË
ÃÞÎÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÙËÂÐÑÅÓÖÒÒÞ ÄÔÕÖÒÂÕß Ä
ÓÇÂÍÙËË 1,3-ÆËÒÑÎâÓÐÑÅÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ. ´ÂÍ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂ-
ÐËË ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ 1,2,3,4-ÕËÂÕÓËÂÊÑÎÂ 78, ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ Ä
ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÔÕÂÆËÌ ËÊ (2-ÃÓÑÏÏÇÕËÎ×ÇÐËÎ)ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÂ (49),
ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÇÂÍÙËâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ ë àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËâ. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 5,10-ÆË-
ÅËÆÓÑ-1,2,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÑ[4,3-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ 79.51, 52

N

N

X

NH

58a,b
H2N

NC

.HBr

69a,b

+

58a

70 (66%)

C(O)NHNH2Br

OH
ÆËÑÍÔÂÐ, D, 6 Ú

N
NH

NH2 Br7

O

HO

Br

58a,b
RC(O)N2H3

AcONa, ÆËÑÍÔÂÐ,
D, 12 Ú

71a ± d (55 ± 73%);
72a ± d (50 ± 58%)

N

X

N

N

R

58a,b
N2H4

.H2O (85%)

ÆËÑÍÔÂÐ, D, 3 Ú

+

a ËÎË b, ËÎË c

N

X

NH2

NH2 Br7

73a,b (71 ± 73%)

71a,e; 72a,e;
72f

+

49

a

b

H2N

SO2NH2

N

NH2 Br7

H2NO2S

76 (53 ± 60%)

N

N
SO2

c

74 (80 ± 91%)

+

N

NH2 Br7

X

H2NO2S

58a,b
c

H2N

SO2NH2

a

77a,b

N

N

X

SO2

75a,b
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¡ÎßÕÇÓÐÂÕËÄÐÞÌ ÒÖÕß ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËâ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÔËÔ-
ÕÇÏ ì ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ 1,2,4-ÑÍÔÑÕËÂÊÑÎ-3-ËÏËÐÑÄ (80).
¿ÕËÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ 3-ÂÙËÎËÏËÐÑ-5,10-ÆËÅËÆÓÑ-
1,2,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎ[4,3-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐÞ 81a,b.53

R=CCl3 (a, 52%), Ph (b, 83%); aìCH2Cl2, D, 16 Ú; bì 808C, 16 Ú.

4. ¥ÓÖÅËÇ ÔÒÑÔÑÃÞ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÔÄâÊË N(2)7C(3)

°ÒËÔÂÐÑ ÄÔÇÅÑ ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÒÓËÏÇÓÑÄ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ ÍÂÓÃÑ-
ÐËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÍÂÍ ÔËÐÕÑÐÑÄ Ä ÙËÍÎËÊÂÙËâØ ÕËÒÂ
5C+N. ¥ÂÐÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ËÏÇÇÕ ÑÅÓÂÐËÚÇÐËâ, ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÐÞÇ
ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ÆÑÔÕÖÒÐÑÔÕßá ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÐÑ Ë ÖÔÎÑ-
ÄËâÏË ÓÇÂÍÙËÌ. ´ÂÍ, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ 2-ÙËÂÐÑÏÇÕËÎÃÇÐÊÂÎßÆÇÅË-
ÆÑÄ 82 Ô ÂÏÏËÂÍÑÏ, ÒÇÓÄËÚÐÞÏË Ë ÄÕÑÓËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË,
ÒÓÑÕÇÍÂáÜÂâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÕÓË-
×ÕÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÐÇÖÔÕÑÌÚËÄÞÏ Ä àÕËØ ÖÔ-
ÎÑÄËâØ 3-ÂÏËÐÑ-1-ÅËÆÓÑÍÔË-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂÏ 83.54

±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÎÇÅÍÑ ÕÇÓâáÕ ÏÑÎÇÍÖÎÖ ÄÑÆÞ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ 3-ÂÏËÐÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ.

R1=H, Cl; R2, R3=H, Alk, Ar.

£ ÐÂÚÂÎÇ 60-Ø ÅÑÆÑÄ XX ÄÇÍÂ ËÕÂÎßâÐÔÍËÏË ÖÚÇÐÞÏË 31, 55

ÃÞÎÂ ËÊÖÚÇÐÂ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ô
Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ, ÍÑÕÑÓÂâ Ä ÔÎÖÚÂÇ ÐÂ×ÕÂÎËÐ-1,8-ÆËÍÂÓÃ-
ÂÎßÆÇÅËÆÂ (84) ÒÓËÄÑÆËÎÂ Í ÃÇÐÊÑÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑ[2,1-a]ËÊÑØËÐÑ-
ÎËÐÖ 85.

±ÑÊÉÇ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÃÞÎÂ ÒÑÆÓÑÃÐÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÂ
Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÆÓÖÅËØ ÆËÂÏËÐÑÄ. ±ÑÍÂÊÂÐÑ,56 ÚÕÑ ÄÐÖÕÓË-
ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ
ºË××Â 86 âÄÎâÇÕÔâ ÔÎÇÆÔÕÄËÇÏ ÒÑÎËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÅËÆÓËÆ-
ÐÑÅÑ ÔÆÄËÅÂ. £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÆËÂÎßÆÇÅËÆÂ 84 Ô ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËÏË ÆËÂÏËÐÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá Ä ÑÔÐÑÄÐÑÏ
ÒÑÎËÏÇÓÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ, ËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÖÆÂÎÑÔß ÄÞÆÇ-
ÎËÕß Ô ÐÇÃÑÎßÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ ËÊÑØËÐÑ-
ÎËÐÞ 87,57 88 Ë 89.56

±ÓË ÆÎËÕÇÎßÐÑÏ ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÏÇÔË Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ë
ËÊÑØÓÑÏÂÐ-3-ÑÐÂ 90 Ä ÊÂÒÂâÐÐÑÌ ÂÏÒÖÎÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÂÏËÐË-
ÓÑÄÂÐËÇ ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ Ë ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 6,11-ÆËÅËÆÓÑÃÇÐÊËÏËÆ-
ÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ (91).58, 59

49

1) KSCN

3) HNO2

2) N2H4

N N

N
SHN

N

85

1) Me3O+BFÿ4 , CHCl3,

58C, 24 Ú

2) NaOH, H2O

N N

N
SN

N

Me

78 (50%)

EtOH, 708C, 4 Ú

N
S

N

NMe
79 (65%)

7N2

49
NaN3

N3

N
RC(O)NCS

a ËÎË b

7N2

N

N

N

SN

N R

O N

O
SN

N

R80

N
S

N

N C(O)R
81a,b

R2R3NH

82
R1

N

CHO R1
N

OH

N

R2

R3

83

R1
N

N

R2

R3

CHO

CHO

84

+

NH2

NH2

PhH ËÎË EtOH

D, 1 ± 12 Ú

N

N

85 (81 ± 99%)

CHO

CHO

84

PhH, D, 1 ± 12 Ú

H2N

H2N N

N

86

N

N

CN

CN
87 (24%)

88 (7%)

N

N

89 (20%)

N

N
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5. ®ÇÕÑÆÞ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÔÄâÊÇÌ C(1)7N(2)

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 2-ÃÇÐÊÑËÎ-1,4,5,6-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐÑÄ 92a ë d Ô ÓÇÂÍÕËÄÑÏ ¤ÓËÐßâÓÂ 93
ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËâ, ÒÓËÄÑÆâÜÂâ Í 11-ÂÓËÎ-11-
ÅËÆÓÑÍÔË-3,4,6,11-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆÑ[1,2-b]-(2H )-ËÊÑØËÐÑ-
ÎËÐÂÏ 94a ë d.60 ±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐÞ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÔÓÇÆÔÕÄ
ÆÎâ ÔÐËÉÇÐËâ ÉÇÎÖÆÑÚÐÑÌ ÔÇÍÓÇÙËË.

R1=H: R2=H (a), 4-Cl (b), 3-Cl (c); R1=Me, R2=H (d).

±ÓË ÕÇÓÏÑÎËÊÇ N-[2-[(2-ÏÇÕËÎ×ÇÐËÎ)àÕËÐËÎ]ÙËÍÎÑÒÇÐ-
ÕÇÐ-1-ËÎ]ÍÂÓÃÑÆËËÏËÆÑÄ 95a,b, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ Ä ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÔÕÂ-
ÆËÌ ËÊ àÕËÎ-2-ÑÍÔÑÙËÍÎÑÒÇÐÕÂÐÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÂ, ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
d,p-ÃËÓÂÆËÍÂÎÞ A, ÍÑÕÑÓÞÇ ÎÇÅÍÑ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä p,p-ÃË-
ÓÂÆËÍÂÎÞ B Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ 1,5-ÅËÆÓËÆÐÑÅÑ ÔÆÄËÅÂ. £ÐÖÕÓË-
ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÓÇÍÑÏÃËÐÂÙËâ ÓÂÆËÍÂÎÑÄ B ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 5,8,9,10-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[ f ]ÙËÍÎÑÒÇÐÕÂ[b]-
[1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 96a,b.61

³ÑÇÆË- R ³ÕÂÆËâ a ³ÕÂÆËâ b
ÐÇÐËâ ÖÔÎÑÄËâ ÄÞØÑÆ, ÖÔÎÑÄËâ ÄÞØÑÆ,
95, 96 % %

a Ph 1) PhNH2, CH2Cl2, 85 PhCl, 132oC 56
25oC, 8 Ú;

2) Ph3PBr2, Et3N,
CH2Cl2, 25oC, 1 Ú

b Bn Ph2C=NBn, 86 1,2-Cl2C6H4, 36
CH2Cl2,7788C 1808C

6. ®ÇÕÑÆÞ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÔÄâÊÇÌ C(4)7C(4a)

£ ÓÂÏÍÂØ ÒÓÑÅÓÂÏÏÞ ÒÑËÔÍÂ ÐÑÄÞØ à××ÇÍÕËÄÐÞØ ÒÓÑÕËÄÑ-
ÑÒÖØÑÎÇÄÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ ÃÞÎÂ ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÔÇÓËâ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑ-
ÄÂÐÐÞØ ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ Ë ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ. ³ËÐÕÇÊ ÃÂÊÑÄÞØ ÔÕÓÖÍÕÖÓ ì 10-(ÒËÒÇÓË-
ÆËÐ-4-ËÎ)-5,10-ÆËÅËÆÓÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ97a,b11, 12

O

O

90

NH2

NH2

2508C, 15 Ú N

N

91 (45%)

OH

HN

N
OH

R1

R1

R2

N

N
OH

R1

R1

R2

94a ± d (32 ± 54%)

O

HN

N

R1

R2

R1

92a ± d

+
O

O

MgBr

93

THF, D, 4 Ú

O CO2Et

...
N

Me
C

O

a

N

Me
C

N

R

95a,b

b

Me

N

NR

A

H2C

N

NR

H

B

96a,b

NR

N

N

N
R3

R2

R4

R5

R1

N

HO

100

TfOH

Tf = CF3SO2.

1008C, 12 Ú

(R1=R2=R4=R5=H)

N2, D

(R3=R4=R5=H,

R1 ±R2 Ð ÃÇÐÊÑ)

N2, 1208C

(R3=H, R4=Bn,

R1 ±R2 Ð ÃÇÐÊÑ)

(R5 = H (a), Bn (b))

R3
N

N

N

(R3 = H (a), Br (b))

H

97a,b

N

N

N
H

98 (89%)

N

N

N

Bn

R5

99a,b (46%)
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Ë 6-(ÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ËÎ)-6,11-ÆËÅËÆÓÑÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØË-
ÐÑÎËÐÑÄ 98, 99a,b 8 ë 10 ì ÑÔÐÑÄÂÐ ÐÂ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÏ
ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËË ÒÑ ¶ÓËÆÇÎáë¬ÓÂ×ÕÔÖ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ
ËÏËÆÂÊÑÎÂ 100. ¸ËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÓË ÆÎËÕÇÎßÐÑÏ
ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÖÃÔÕÓÂÕÂ Ä ÕÓË×ÕÑÓÏÇÕÂÐÔÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕÇ. £ ÔÎÖ-
ÚÂÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÂ ÄÞÔÑÍËÇ ÄÞØÑÆÞ ÙÇÎÇÄÞØ
ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÆÑÔÕËÅÂáÕÔâ ÒÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ
ÂÊÑÕÂ.

¿ÕÂ ÉÇ ËÆÇâ ÎÇÉËÕ Ä ÑÔÐÑÄÇ ÔËÐÕÇÊÂ Ë 10-ÔÒËÓÑÍÑÐÆÇÐÔË-
ÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ, ÊÂÒÂÕÇÐ-
ÕÑÄÂÐÐÞØ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÐÕËÅËÔÕÂÏËÐÐÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ. ±ÓË
ÔÒÎÂÄÎÇÐËË 1-ÃÇÐÊËÎ-2-(1-ÃÇÐÊËÎ-4-ÅËÆÓÑÍÔËÒËÒÇÓËÆËÐ-4-
ËÎ)-(1H)-ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ 101a,b, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ËÊ 1-ÃÇÐÊËÎËÏËÆ-
ÂÊÑÎÑÄ 102a,b, Ô AlCl3 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÒËÓÑÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ 103a,b.62

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÓÂÔÕÄÑÓÑÄ N-ÃÇÐÊËÎ-N-(3-ÃÓÑÏ-5-ØÎÑÓ-
ÒËÓËÆËÐ-2-ËÎ)ÂÙÇÕÂÏËÆÑÄ (104a,b) ÄÏ-ÍÔËÎÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÕÓËÔ(ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎ)ÔËÎÂÐÂ (TTMSS) Ë a,a 0-ÂÊÑÃËÔ(ËÊÑÃÖÕË-
ÓÑÐËÕÓËÎÂ) (AIBN) ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÂÆËÍÂÎßÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÇÐÊÑ[c][1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 105,
106.63 ±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÒÂÓÂ-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ
ÃÇÐÊËÎÂÏËÐÂ 104b ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÔÏÇÔß ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 105b
Ë 106b Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË*1 : 1.

R=H (a), Me (b).

III. ·ËÏËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ
3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ

±ÇÓÄÞÇ ÆÂÐÐÞÇ Ñ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâØ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆ-
ÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÇÜÇ Ä 60-Ø ÅÑÆÂØ XX ÄÇÍÂ,58

ÐÑ ÔËÔÕÇÏÂÕËÚÇÔÍËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÐÂÚÂÕÞ
ÔÓÂÄÐËÕÇÎßÐÑ ÐÇÆÂÄÐÑ, Ä ÔÄâÊË Ô ÑÕÍÓÞÕËÇÏ Ö ÐËØ ÓâÆÂ ÙÇÐÐÞØ
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ÔÄÑÌÔÕÄ. ¢ÑÎßÛËÐÔÕÄÑ ËÊ ËÊÄÇÔÕÐÞØ ÐÂ ÔÇÅÑÆ-
ÐâÛÐËÌ ÆÇÐß ÓÇÂÍÙËÌ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ, ÊÂÕÓÂ-
ÅËÄÂáÜËØ ÃÂÊÑÄÞÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ, ÍÂÔÂÇÕÔâ
ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ, ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÑ ÔÄâÊË b.
¥ÂÐÐÞÇ Ñ ÔÄÑÌÔÕÄÂØ ÆÓÖÅËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÑÅÓÂÐËÚÇÐÞ ÎËÛß
ÐÇÔÍÑÎßÍËÏË ÒÓËÏÇÓÂÏË. ²ÇÂÍÙËÑÐÐÞÏË ÙÇÐÕÓÂÏË Ä àÕËØ
ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâØ âÄÎâáÕÔâ ÚÇÕÞÓÇ ÂÕÑÏÂ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ
ÙËÍÎÂ ì C(1), N(2), C(3) Ë C(4), ì Â ÕÂÍÉÇ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÂ Ä
ÒÑÎÑÉÇÐËË 3. ¡ÕÑÏÞ C(4), N(2) Ë 3-ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÂ ÒÓÇÆÔÕÂÄ-
ÎâáÕ ÔÑÃÑÌ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞÇ ÙÇÐÕÓÞ, Â ÂÕÑÏÞ C(1) Ë C(3) ì
àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞÇ.

¯ÂËÃÑÎÇÇ ËÊÖÚÇÐÞ ÓÇÂÍÙËË 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎË-
ÐÑÄ Ô àÎÇÍÕÓÑ×ËÎÂÏË, ÚÕÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ ÐÂÎËÚËÇÏ Ä ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ
ÒÇÓÄÞØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ ÂÙÇÕÂÏËÆËÐÂ ËÎË àÕËÎÇÐ-1,1-ÆËÂÏËÐÂ,
ÍÑÕÑÓÞÇ âÄÎâáÕÔâ ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÞÏË ×ÑÓÏÂÏË ÓÂÄÐÑÄÇÔËâ
äËÏËÐ ë ÇÐÂÏËÐã. £ÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐËâ ÕÂÍËØ ÒÇÓÇ-
ØÑÆÑÄ ÃÞÎÂ ÒÑÍÂÊÂÐÂ ÐÂ ÒÓËÏÇÓÇ 6,11-ÆËÅËÆÓÑÕËÇ-
ÐÑ[30,20:5,6]ÒËÓËÏËÆÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ-4(4H)-ÑÐÑÄ 57a ë e 45

Ë 7,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-5(5H)-ÑÐÑÄ 54a ë g.42

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 54 Ë 57, ÔÖÜÇÔÕÄÖáÜËÇ Ä ÕÄÇÓÆÑÏ ÔÑÔÕÑâÐËË Ë
Ä ÓÂÔÕÄÑÓÂØ ÐÇÒÑÎâÓÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇÌ Ä ×ÑÓÏÇ ÂÏËÐÂ, ÒÓË
ÓÂÔÕÄÑÓÇÐËË Ä ÒÑÎâÓÐÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇ ì ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÑÍ-
ÔËÆÇ ì ÐÂØÑÆâÕÔâ Ä ÄËÆÇ ÆÄÖØ ÕÂÖÕÑÏÇÓÑÄ. ³ÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ
ÕÂÖÕÑÏÇÓÑÄ ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕÔâ àÎÇÍÕÓÑÐÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË ÊÂÏÇÔ-
ÕËÕÇÎÇÌ:42 ÕÂÍ, Ä ÔÎÖÚÂÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 54 Ô ÖÄÇÎËÚÇÐËÇÏ àÎÇÍÕ-
ÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ R Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÏ
ÍÑÎßÙÇ ÔÑÆÇÓÉÂÐËÇ ÇÐÂÏËÐÐÑÌ ×ÑÓÏÞ Ä ÔÏÇÔË ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕÔâ.

£ÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÔÖÜÇÔÕÄÑÄÂÐËâ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎË-
ÐÑÄ Ä ÆÄÖØ ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÞØ ×ÑÓÏÂØìÄ ÄËÆÇ ËÏËÐÂ Ë ÇÐÂÏËÐÂì
Ä ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕ ÄÞÔÑÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ Ä ÓÇÂÍÙËâØ Ô àÎÇÍÕ-
ÓÑ×ËÎÂÏË Ë ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏË, Â ÕÂÍÉÇ ÑÃÖÔÎÑÄÎËÄÂÇÕ ÓÂÊÐÑ-
ÑÃÓÂÊËÇ ÒÓËÏÇÐâÇÏÞØ ÖÔÎÑÄËÌ Ë ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ.

R=H (a), MeO (b).

R

R

N

N

102a,b

+

N

Bn

O

BunLi, Pri2NH, THF

N2,7708C, 1 Ú

N

N
R

HOR

N

Bn

101a,b

1) AlCl3, 1208C, 1 Ú
2) 50%-ÐÞÌ NaOH

3) HCl, Et2O

103a,b

N

N

N

Bn

R

R

. 2HCl

N

Cl

Ac

NR

N

Cl

Br

Ac

NR

104a,b

TTMSS, AIBN

Ï-ÍÔËÎÑÎ, 808C, 25 Ú

R

N

N

Cl

Ac
105a,b

+

N

N

Cl

AcR
106b

N

N

S

O

R2

R1

N

N

S

O

R2

R1

H

57a ± e (10 ± 15%)

N

N O
H

54a ± g (24 ± 54%)

R

N

N O

R
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1. ²ÇÂÍÙËË Ô àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞÏË ÂÅÇÐÕÂÏË

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÓÇÂÍÙËË 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ Ô àÎÇÍÕ-
ÓÑ×ËÎÂÏË ÖÉÇ ÃÞÎË ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ ÄÞÛÇ Ä ØÑÆÇ ÑÃÔÖÉÆÇÐËâ
ÔÒÑÔÑÃÑÄ ËØ ÔËÐÕÇÊÂ ì àÕÑ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-3(2H)-ËÏËÐÂ A Ä ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ
ÔËÔÕÇÏÞ B.

£Ñ ÏÐÑÅËØ ÔÎÖÚÂâØ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ A âÄÎâÎËÔß ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚ-
ÐÞÏË ÒÓÑÆÖÍÕÂÏË Ë ÐÇ ÄÞÆÇÎâÎËÔß ËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË.
¡ÐÐÇÎËÓÑÄÂÐËÇ ÙËÍÎÂ Í ÔËÔÕÇÏÇ ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ Ä àÕËØ ÔÎÖÚÂâØ
ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÎÑÔß ÆÄÖÏâ ÒÖÕâÏË: 1) ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÏ
ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ 4, 19 ËÎË ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ 4 ÒÑ ÂÕÑÏÖ ÂÊÑÕÂ
N(2) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËÌ; 2) ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÏ ÂÙË-
ÎËÓÑÄÂÐËÇÏ 38 ë 43, 47 ë 50 ËÎË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ 38, 44, 47, 48 ÒÑ ÂÕÑÏÖ
ÂÊÑÕÂ ËÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍËÔÎÑÕ 39 ë 44, 47, 48 ËÎË
ÑÔÐÑÄÂÐËÌ.38, 49, 50

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ ÆÇÏÑÐÔÕÓË-
ÓÖáÕ ÄÞÔÑÍÖá ÑÔÐÑÄÐÑÔÕß Ë ÑÃÓÂÊÖáÕ ÖÔÕÑÌÚËÄÞÇ ÔÑÎË Ô
ÏËÐÇÓÂÎßÐÞÏË Ë ÍÂÓÃÑÐÑÄÞÏË ÍËÔÎÑÕÂÏË. £Ñ ÏÐÑÅËØ
ÔÎÖÚÂâØ àÕË ÔÑÎË ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ë ÑØÂÓÂÍÕÇÓËÊÑÄÂÐÞ
(ÔÏ. ÓÂÊÆÇÎÞ I.1 Ë I.3).1 ë 6, 19 ë 21, 37 ë 43, 45, 49, 50 £ ÓÂÃÑÕÇ 25

ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÂ ÍÑÐÔÕÂÐÕÂ ÍËÔÎÑÕÐÑÔÕË 2-×ÇÐËÎ-5,10-ÆË-
ÅËÆÓÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ (29a, pK 0=5.04), ÑÃÓÂÊÖá-
ÜÇÅÑ ÐÇÓÂÔÕÄÑÓËÏÞÌ Ä ÄÑÆÇ ÅËÆÓÑÃÓÑÏËÆ 107 Ô ÄÞÔÑÍËÏ
ÄÞØÑÆÑÏ.

¥ËÅËÆÓÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ 29a Ë 6,11-ÆËÅËÆÓÑ-
ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ (91) ÎÇÅÍÑ ÍÄÂÕÇÓÐËÊÖáÕÔâ
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÏÇÕËÎËÑÆËÆÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÎÇÌ 108 64 Ë
109.58, 59

³ÑÎË N-ÂÎÍËÎ-5-ÑÍÔÑ-7,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑ-
ÎËÐËâ 110Â ë Ô (ÔÏ.64, 65) Ë N-ÏÇÕËÎ-13-ÑÍÔÑ-6,11-ÆËÅËÆÓÑËÊÑ-

ØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐËâ (111) 67 ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ 54a, 10a ÔÒÎÂÄÎÇÐËÇÏ ÔÏÇÕËÎÕÑÊËÎÂÕÑÏ
ËÎË ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇÏ Ô àÕËÎËÑÆËÆÑÏ Ä ÐËÕÓÑÏÇÕÂÐÇ. ¬ËÒâÚÇÐËÇ
ÓÂÔÕÄÑÓÑÄ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 110, 111 Ä ËÊÑÒÓÑÒËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËÌ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ËØ ÆÇÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËá ÒÑ
ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ ÅÓÖÒÒÇ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 4 ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÂ Ë ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 112,66, 68 113.67 ±ÑÔÎÇÆÐËÇ
ÎÇÅÍÑ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä ËÔØÑÆÐÞÇ ÚÇÕÄÇÓÕËÚÐÞÇ ÔÑÎË ÒÑÆ
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÏËÐÇÓÂÎßÐÞØ ÍËÔÎÑÕ.

R=Me: X=ClO4 (a), TsO (b); R=Et, X=I (c); aìEtI, MeNO2

ËÎË MeCN, D, 2 ë 3 Ú; b ì 1) MeOTs, 1208C, 40 ÏËÐ; c ì 1) MeOTs,

1208C, 40 ÏËÐ; 2) AcOH, HClO4 .

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ËÊÑØËÐÑØËÐÂÊÑÎËÐÑÄ 54 Ô ÃÇÐÊËÎÅÂÎÑÅÇ-
ÐËÆÂÏË Ë a-ÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË ÒÓËÄÑÆËÕ
Í ÒÓÑÆÖÍÕÂÏ C-ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ 114, 115.66 ±ÑÄÕÑÓÐÑÇ ÂÎÍËÎË-
ÓÑÄÂÐËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 114 ËÎË ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 54 2 àÍÄ.
ÂÎÍËÎÅÂÎÑÅÇÐËÆÂ ËÎË ÆËÅÂÎÑÅÇÐÂÎÍÂÐÑÏ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÕÂÍÉÇ
ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÔËÎßÐÑÅÑ ÑÔÐÑÄÂÐËâ (ÐÂÒÓËÏÇÓ,
ËÊÑÒÓÑÒËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ), ÒÓË àÕÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ
C,C-ÆËÂÎÍËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 116 (ÔØÇÏÂ 5).66, 69

±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÆËÂÎÍËÎËÓÖáÜÇÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ ì Ñ-ÍÔË-
ÎËÎÇÐÆËÃÓÑÏËÆÂ ì ÃÇÊ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ
ÒÑ ÂÕÑÏÂÏ N(6) Ë C(7) ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐÑÄ 54
Ë ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÃÓÑÏËÆÂÏ 11-ÑÍÔÑ-(4bH,5H,10H,11H,16H)-10a-

R2 =H: R1 = (CH2)nCl, 2-HO2CC6H4;

NR2

NR1

A

N

N

B

(X = CO2H, CO2Alk, CN, SO2NH2, C(O)Ar,
HNC(O)Y (Y = H, Alk, Ar)).

R1 = H: R2 =

X

N

N

Ph

29a

50%-ÐÞÌ HBr,
H2O

MeI

N

N

Ph

107 (74%)

+

H

Br7

N

N

Ph

Me

108
+

I7

N

N

91

MeI

N

N

Me

109

+

I7

958C, 4 Ú

N

N O

R

110a ± c (40 ± 73%)

+

X7

Et3N, PriOH

D, 5 ÏËÐ

HX
N

N O

R

112

N

N O

54a

a ËÎË b, ËÎË c

10a

N

N

O

1) MeOTs, 1408C, 2 Ú

2) PriOH, NaClO4

111 (55%)

HClO4N

N

O

Me

+

ClOÿ4

O NH, PriOH, D

113 (60%)

N

N

O

Me
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³ØÇÏÂ 5

R1=H (a), 2-Cl (b), 3-Br (e), 3-Me (f); R2=Ph, 4-BrC6H4, OMe;

R3=XnC6H47nCH2 (X=H, 2-Me, 2,4-Me2, 2-CN, 2-CH2CN, 3-CO2H,

3-NO2, 4-Cl); R1=H: R3=R4=Me, Et, Bn; R3=Me: R4=Bn,

2-MeC6H4CH2, 3-O2NC6H4CH2; Alk=R3 ëR4= o-CH2C6H4CH2:

R1=H, 2-Cl, 3-Br, 3-Me.

ÂÊÂ-15b-ÂÊÑÐËÂÆËÃÇÐÊÑ[a,e]ÒÎÇâÆÇÐÂ 117.66, 69 ±ÓË ÆÇÒÓÑÕÑÐË-
ÓÑÄÂÐËË ÒÑÔÎÇÆÐËØ, ÍÂÍ Ë Ä ÔÎÖÚÂÇ ÔÑÎÇÌ 110 Ë 111, Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ
ÅÇÐÇÓËÓÖÇÕÔâ ÇÐÂÏËÐÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ.

R=H (a), 2-Cl (b), 3-Br (e), 3-Me (f).

±ÑÆÑÃÐÞÇ ÊÂÍÑÐÑÏÇÓÐÑÔÕË ÒÓË ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËË ÆÇÏÑÐ-
ÔÕÓËÓÖÇÕ Ë ÎËÐÇÌÐÞÌ ËÊÑÏÇÓ ì ËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐÑÐ
10a.67 °ÔÐÑÄÐÑÇ ÑÕÎËÚËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 10a ÑÕ ËÊÑØËÐÑØËÐÂÊÑ-
ÎËÐÂ 54, ËÏÇáÜÇÅÑ ÂÐÅÖÎâÓÐÑÇ ÔÕÓÑÇÐËÇ, ì ÒÑÐËÉÇÐÐÂâ
ÓÇÂÍÙËÑÐÐÂâ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß. ¿ÕÑ ÄÞÓÂÉÂÇÕÔâ Ä ÖÄÇÎËÚÇÐËË
ÄÓÇÏÇÐË ÓÇÂÍÙËÌ, ÖÉÇÔÕÑÚÇÐËË ËØ ÖÔÎÑÄËÌ Ë ÔÐËÉÇÐËË ÄÞØÑ-
ÆÑÄ ÙÇÎÇÄÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ. £ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ ËÊ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
10a ÐÇÄÑÊÏÑÉÐÑ ÒÑÎÖÚËÕß ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ Ä ÑÕÔÖÕ-
ÔÕÄËÇ ÑÔÐÑ'ÄÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÏÑÐÑ- (118a ë c) Ë
ÆËÃÇÐÊËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ (119a) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÕÑÎßÍÑ Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ËÊÑÒÓÑÒËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ.

Ar=Ph (118a), 2-MeC6H4 (118b), 3-O2NC6H4 (118c); R=Bn (119a),

R ëR= o-CH2C6H4CH2 (119b);

aìArCH2Hal, PriONa, PriOH, D, 30 ÏËÐ; bìBnHal (2 àÍÄ.), PriONa

(2 àÍÄ.), PriOH, D, 30 ÏËÐ (ÆÎâ 119a, ÄÞØÑÆ 66%);

cì o-BrCH2C6H4CH2Br, 1708C, 5 Ú (ÆÎâ 119b, ÄÞØÑÆ 63%).

³ÒÎÂÄÎÇÐËÇ ËÊÑØËÐÑØËÐÂÊÑÎËÐÂ 10a Ô Ñ-ÍÔËÎËÎÇÐÆËÃÓÑ-
ÏËÆÑÏ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ËÐÂÚÇ, ÚÇÏ ÂÐÅÖÎâÓÐÑÅÑ ËÊÑÏÇÓÂ 54, Ë
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑÆÖÍÕÖ C,C-ÆËÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ ì ÔÒËÓÑÒÓÑËÊ-
ÄÑÆÐÑÏÖ 119b.

¦ÜÇ ÃÑÎÇÇ ÒÂÔÔËÄÇÐ Í ÆÇÌÔÕÄËá ÂÎÍËÎÅÂÎÑÅÇÐËÆÑÄ
7,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[3,2-c]-1,2,4-ÃÇÐÊÑÕËÂÆËÂÊËÐÆËÑÍÔËÆ 74:
ÕÑÎßÍÑ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÔËÎßÐÑÅÑ ÑÔÐÑÄÂÐËâ (ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ)
ÖÆÂÎÑÔß ÒÑÎÖÚËÕß ÒÓÑÆÖÍÕ ÇÅÑ ÓÇÂÍÙËË Ô 1,4-ÆËÃÓÑÏÃÖÕÂ-
ÐÑÏ ì ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 75a.50

ªÊÖÚÇÐÑ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ 6,11-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂ-
ÊÑÎËÐ-13(13H)-ÑÐÂ (10a) ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÞÏË ÑÎÇ×ËÐÂÏË.67

´ÂÍ, ÇÅÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ Ô ÏÂÎÇËÐÑÄÞÏ ÂÐÅËÆÓËÆÑÏ Ë ÏÂÎÇ-
ËÐËÏËÆÂÏË ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ä ÉÇÔÕÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ (125 ë 1308C) Ë
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÆÆÖÍÕÂÏ ®ËØÂàÎâ 120 Ë 121.

R=H, Bn, Ph, 4-MeOC6H4, 4-O2NC6H4, 1-ÐÂ×ÕËÎ.

±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË à×ËÓÑÄ ÂÓËÎËÆÇÐÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ ÓÇÂÍÙËâ ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÏ ÂÙË-

R4Hal,

PriONa, PriOH,

D, 4 Ú

115 (25 ± 67%)

.HBr

N

N O

R2

O

N

N O
R4R3

R1

116 (48 ± 87%)

D, 4 Ú
(R1 = H)

R2C(O)CH2Br,

MeCN, D, 30 ÏËÐ

N

N O

54a,b,e,f

R3Hal, 1208C, 3 Ú

R1

(R1 = H)

114 (47 ± 85%)

N

N O

R3 .HHal

2 àÍÄ. R3Hal ËÎË AlkHal2
PriONa, PriOH

+

54a,b,e,f

CH2Br

CH2Br

1308C, 3 Ú N

N O

RBr7

117a,b,e,f (64 ± 75%)

Et3N, D

HBr

N

N O

R

10a

a

b ËÎË c

N

N

O

CH2Ar

118a ± c

N

N

O

RR

119a,b

N

SO2

N

74

Br(CH2)4Br

NaH, DMF,
08C, 3 ± 4 Ú

N

SO2

N

75a (89%)

10a

O

O

O

NR

O

O

1258C, 20 ÏËÐ

130 ± 1508C, 40 ÏËÐ

N

N

O

O

O

O

H

120 (75%)

N

N

O

N

O

O

R

121 (60 ± 85%)
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ÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ÒÑ ÂÕÑÏÖ N(5) ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 10a Ô ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ
ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐÊÑ[5,6] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑ-
[1,8-ab]ØËÐÂÊÑÎËÐÂ 122.67

aìEt3N, DMF, D, 5 Ú (ÆÎâ Ar=4-MeOC6H4, ÄÞØÑÆ 35%);

bì 1808C, 4 Ú (ÆÎâ Ar=4-ClC6H4 , ÄÞØÑÆ 30%).

¸ËÂÐËÐÑÄÞÇ ÍÓÂÔËÕÇÎË ÓâÆÂ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑ-
ÎËÐÂ (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 123a ë c, 124) ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ËÊ ËÑÆËÆÂ 12-
ÏÇÕËÎÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐËâ 109 Ë ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐ-
ÐÞØ ÇÐÂÏËÐÑÄ.58, 59, 70 ±ÓË ÐÇÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÏ ÍËÒâÚÇÐËË
ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËâ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÄËÐËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ ÔÑÎË 109 ÒÑ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ
ÅÓÖÒÒÇ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 6 ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ.

¿ÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÇ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ Ä ÓâÆÖ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑ-
ØËÐÑÎËÐÑÄ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÓËÎËÊÑÙËÂÐÂÕÑÄ ÑÒËÔÂÐÑ Ä ÓÂÃÑ-
ÕÂØ 68, 71. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÏÇÔÇÌ ËÊÑØËÐÑ-
ØËÐÂÊÑÎËÐÑÐÑÄ 54a Ë 10a Ë ÂÓËÎËÊÑÙËÂÐÂÕÑÄ Ä ÐÇÒÑÎâÓÐÞØ
ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ (ÃÇÐÊÑÎÇ, ÕÑÎÖÑÎÇ) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ C-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 125 Ë 126. ±ÓÑÆÖÍÕÞ ÔÖÜÇÔÕÄÖáÕ Ä ×ÑÓÏÇ
ÇÐÂÏËÐÂ, ÍÑÕÑÓÂâ ÔÕÂÃËÎËÊËÓÑÄÂÐÂ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ
ÄÑÆÑÓÑÆÐÑÌ ÔÄâÊßá.

Ar=Ph (76%), 4-ClC6H4 (73%).

±ÑÆÓÑÃÐÑ ËÊÖÚÇÐÑ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ ËÊÑØËÐÑØËÐÂÊÑÎËÐÑÐÑÄ
54 Ë 10a. ¡ÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕ 68, 71 ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÓÑÆÖÍÕÞ
ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËâ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÂÐÅËÆÓËÆÂÏË Ë ØÎÑÓÂÐÅËÆÓË-
ÆÂÏË ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ Ä ÒÓË-
ÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËÌ. £ ÔÎÖÚÂÇ ËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐÑ-
ÐÂ 54a Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 54b,g ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÕÑÎßÍÑ ÏÑÐÑ-C-
ÂÙËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 127.42, 68 £ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ
ÎËÐÇÌÐÑÅÑ ËÊÑÏÇÓÂ ËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐÑÐÂ 10a Ä ÊÂÄËÔË-
ÏÑÔÕË ÑÕ ÔÕÓÑÇÐËâ ÂÙËÎËÓÖáÜÇÅÑ ÂÅÇÐÕÂ Ë ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËâ
ÓÇÂÅËÓÖáÜËØ ÄÇÜÇÔÕÄ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÕÓÇÏ ÕËÒÂÏ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ:
N-ÂÙËÎ- (128), ÏÑÐÑ-C-ÂÙËÎ- (129) ËC,N-ÆËÂÙËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ
(130).71 ¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ÍÂÍ Ë Ä ÔÎÖÚÂÇ ÓÇÂÍÙËÌ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ,
ÎËÐÇÌÐÞÌ ËÊÑÏÇÓ 10a ÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÖÇÕ ÒÑÐËÉÇÐÐÖá ÓÇÂÍÙËÑÐ-
ÐÖá ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ËÊÑÏÇÓÑÏ 54 ÂÐÅÖÎâÓÐÑÅÑ
ÔÕÓÑÇÐËâ.

R1=H: R2=Me, Ph, 4-O2NC6H4, 4-BrC6H4, 4-MeOC6H4,

2,4-Cl2C6H3, 4-Py, 3-Py; R1=2-Cl, R2=Me; R1=2,3-(MeO)2,

R2=Me; aìAc2O, AcONa, D, 1.5 ë 3 Ú (ÆÎâ R2=Me);

bìR2C(O)Cl, Py, D, 15 ÏËÐ.

R1=Me (35%), Et (47%); R2=Me, Ph, 4-MeC6H4.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 54a Ë 10a Ô ØÎÑÓÂÙÇÕËÎØÎÑ-
ÓËÆÑÏ ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ÔËÔÕÇÏ ì 6a,11b-ÆËÂÊÂ-

10a
a ËÎË b N

N

O

O

CN

Ar

122

Ar CN

CO2Et

N

N

Me

+

I7
109

Het

NZPh

+

Hal7

N

S

Et
O

NAcPh
S

Et3N, DMF ËÎË MeOH,
D, 5 ÏËÐ

Et3N, DMF, D, 5 ÏËÐ

N

N

Me

Het
+

I7

123a ± c

N

N

Me

N

S

S

O

Et

124

Het = (a), (b), (c); Z=Ac, Ts.
S

Et

+

N

OMe

Me
Et

+
N

NCl

Cl
Et

Et

+

N

54a
ArNCO, PhH

D, 10 ÏËÐ N

N

OArHN

O
H

125

10a
PhNCO

PhMe, D, 10 ÏËÐ

H

126 (25%)

N

N

OPhHN

O

54a,b,g
a ËÎË b

N

N

OR2

O
H

127 (30 ± 68%)

R1

10a

(R1CO)2O,

AcONa ËÎË NaHCO3

D, 3 Ú

128

N

N

O

O R1

4-ClC6H4C(O)Cl, Py

D, 4 Ú

D, 4 Ú

R2C(O)Cl (2 àÍÄ.), Py

129 (65%)

N

N

O

O4-ClC6H4

H

130 (65 ± 70%)

N

N

O

O
R2 R2O
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ÃÇÐÊÑ[e]ÂÙÇÂÐÕÓËÎÇÐÂ (131) 68 Ë 2a,7a-ÆËÂÊÂÙËÍÎÑÒÇÐÕÂ[ fg]-
ÐÂ×ÕÂÙÇÐÂ (132).71

aìClCH2C(O)Cl, Py, ÆËÑÍÔÂÐ, D, 15 ÏËÐ (ÄÞØÑÆ 25%);

bìBrCH2CO2Me, DMF, D, 15 ÏËÐ (ÄÞØÑÆ 20%).

¯ÇÑÃÞÚÐÑ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ËÊÑØËÐÑ[2,3-a]-
ØËÐÂÊÑÎËÐÑÐÂ 54Â Ô ËÊÃÞÕÍÑÏ ËÊÑÐËÍÑÕËÐÑËÎØÎÑÓËÆÂ:72, 73

ÔÐÂÚÂÎÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÏÑÐÑÂÙËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 127 (R1=H,
R2=4-Py), ÍÑÕÑÓÑÇ ÊÂÕÇÏ ÒÑÄÕÑÓÐÑ ÂÙËÎËÓÖÇÕÔâ ÒÑ ÒËÓËÆË-
ÐÑÄÑÏÖ ÙËÍÎÖ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËâ (ÒËÓËÆËÐÂ). ±ÓÑÙÇÔÔ
ÊÂÄÇÓÛÂÇÕÔâ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÒËÓÑÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ 133 (R=4-Py). ¿ÕÑÕ ×ÂÍÕ ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ ÆÎâ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÂÙËÎ- Ë ÂÎÍËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÔÒËÓÑ[6a,11b-ÆËÂÊÂ-
ÃÇÐÊÑ[e]ÂÙÇÂÐÕÓËÎÇÐ-6,40-ÒËÓËÆËÐÂ] 133.

R=Me, Et, Ac, 4-PyC(O), 4-MeOC6H4C(O), 4-FC6H4C(O),

4-MeOC6H4C(O);

aì 4-PyC(O)Cl (2.5 àÍÄ.), Py, D, 15 ÏËÐ (R=4-Py, ÄÞØÑÆ 85%);

bìRC(O)Cl, Py, D, 15 ÏËÐ; cì 1) RHal, MeNO2, D, 4 Ú; 2) Et3N, Py.

ªÊ ÔÎÑÉÐÞØ à×ËÓÑÄ ÍËÔÎÑÕ ÆÎâ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËâ ÒÓËÏÇ-
ÐËÎË ÕÑÎßÍÑ ÏÇÕËÎÃÓÑÏÂÙÇÕÂÕ.66

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐÑÐÂ 54Â Ô
àÕËÎ×ÑÓÏËÂÕÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÏÇÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
5-ÑÍÔÑ-6,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-7(5H)-ÍÂÓÃÂÎß-
ÆÇÅËÆ (134).68

¡ÙËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ËÊÑØËÐÑØËÐÂÊÑÎËÐÑÄ 127 ë 130 ÏÑÉÐÑ
ÕÂÍÉÇ ÒÑÎÖÚÂÕß, ÄÄÑÆâ Ä ÓÇÂÍÙËá ÔÑÎË ËÔØÑÆÐÞØ ÅÇÕÇÓÑ-

ÙËÍÎÑÄ,68 ÐÑ ÄÞØÑÆ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÒÓË àÕÑÏ ÑÍÂÊÞÄÂÇÕÔâ ÐËÉÇ.
°ÆÐÂÍÑ ÕÂÍÑÌ ÒÑÆØÑÆ ÑÒÓÂÄÆÂÎ ÔÇÃâ ÒÓË ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËË ÒÇÓ-
ØÎÑÓÂÕÂ 5-ÂÓËÎ-(7H,12H)-ËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐËâ 56a
(ÔÏ.74), ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ÔÄÑÃÑÆÐÑÇ ÑÔÐÑÄÂÐËÇ ÐÇÖÔÕÑÌÚËÄÑ Ë ÎÇÅÍÑ
ÑÍËÔÎâÇÕÔâ, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ÔÎÑÉÐÖá ÔÏÇÔß ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ. ³Ñ-
ÇÆËÐÇÐËÇ 135 ÒÑÎÖÚÇÐÑ Ô ÖÏÇÓÇÐÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË
ÔÑÎË 56a Ô ÖÍÔÖÔÐÞÏ ÂÐÅËÆÓËÆÑÏ Ä ÒËÓËÆËÐÇ.

¬ÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÞ Ä
×ÑÓÏÇ ÒÓÑÕÑÐÐÞØ ÔÑÎÇÌ ËÎË ÔÄÑÃÑÆÐÞØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ ÏÑÅÖÕ
ÄÔÕÖÒÂÕß Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË. ¯ÂÒÓË-
ÏÇÓ, ÅËÆÓÑÃÓÑÏËÆÞ Ë ÒÇÓØÎÑÓÂÕÞ ËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐÑ-
ÐÑÄ 54a ë d,g ÎÇÅÍÑ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä 7-ÂÓËÎÏÇÕËÎËÆÇÐÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ 136a ë d,g ÒÓË ËØ ÐÇÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÏ ÐÂÅÓÇÄÂÐËË
ÔÏÇÔÇÌ Ô Ò-ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ Ä ÖÍÔÖÔÐÑÏ ÂÐÅËÆ-
ÓËÆÇ.42, 68

R=H (a), 2-Cl (b), 2-CO2Me (c), 3-Cl (d), 2,3-(MeO)2 (g).

£ àÕËØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÖÆÂÎÑÔß ÑÔÖÜÇÔÕÄËÕß ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá Ô
ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË ÒÇÓØÎÑÓÂÕÂ 6-ÏÇÕËÎ-5-ÑÍÔÑÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ-
[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐËâ 110a.68 £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ÃÞÎË ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 137.

¥Îâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÅËÆÓÑÃÓÑÏËÆÂ ËÊÑ-
ØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐÑÐÂ 10a Ô Ò-ÐËÕÓÑÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ ì ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËâ 138ì ÒÑÕÓÇÃÑÄÂÎÑÔß ÃÑÎÇÇ ÆÎËÕÇÎßÐÑÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ
ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË.71

54a
a ËÎË b

N

N O

O

131

10a

132 (45%)

ClCH2C(O)Cl

NaHCO3, D, 10 ÏËÐ N

N

O

O

54a

127

a

b ËÎË c

(R1 = H,
R2 = 4-Py)

N

N

N

O

O

R

133 (55 ± 85%)

54a
EtOCHO, MeONa

Py, D, 308C N

N O

OH

H

134 (29%)

56a
Py, D

N

N

Cl

Ph

Py, D

Ac2O

N

N

Cl

Ph

Ac

135 (31%)

54a ± d,g .HX
4-Me2NC6H4CHO

Ac2O, D, 3 ± 30 ÏËÐ N

N

4-Me2NC6H4

O

.HX

R

136a ± d,g

R=4-Me2NC6H4 (E :Z=1 : 1, ÄÞØÑÆ 75%), (ÄÞØÑÆ 48%).

110a
RCHO

Ac2O, D, 5 ÏËÐ N

N

R

O

Me

137

+

ClOÿ4

N

Me Me

Me

10a .HBr
4-O2NC6H4CHO

Ac2O, D, 40 ÏËÐ

138 (45%)

N

N

4-O2NC6H4

O
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²ÂÊÎËÚËâ Ä ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕË ËÊÑØËÐÑØËÐÂÊÑÎË-
ÐÑÄ ÎËÐÇÌÐÑÅÑ (10a,b) Ë ÂÐÅÖÎâÓÐÑÅÑ (54a) ÔÕÓÑÇÐËâ Ä ÃÑÎß-
ÛÇÌ ÔÕÇÒÇÐË ÒÓÑâÄÎâáÕÔâ ÒÓË ÄÄÇÆÇÐËË ËØ Ä ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá Ô
ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ä ÄËÆÇ ÔÄÑÃÑÆÐÞØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ. ´ÂÍ, 7-(ÂÓËÎ-
ÏÇÕËÎËÆÇÐ)-7,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-5(5H)-ÑÐÞ
139a ë d ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË
ÓÇÂÍÙËË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ,75 Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ ËÊÑÏÇÓÞ
140a ë f ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ä ÃÑÎÇÇ ÉÇÔÕÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ (ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂ-
ÐËË Ä ÖÍÔÖÔÐÑÏ ÂÐÅËÆÓËÆÇ ËÎË ÒÓË ÖÄÇÎËÚÇÐËË ÒÓÑÆÑÎÉË-
ÕÇÎßÐÑÔÕË ÓÇÂÍÙËË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂÐËâ) Ë Ô ÏÇÐßÛËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË.71 ±ÓË ÒÑÒÞÕÍÇ ×ÑÓÏËÎËÓÑÄÂÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 54Â Ä
ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË £ËÎßÔÏÇÌÇÓÂ ÃÞÎ ÄÞÆÇÎÇÐ 7-[(Z)-(ÆËÏÇÕËÎ-
ÂÏËÐÑ)ÏÇÕËÎËÆÇÐ]-(5H)-ËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-5(12H)-ÑÐ
(141).68

Ar=4-MeOC6H4 (a), 3,4-(MeO)2C6H3 (b), 4-BrC6H4 (c),

4-O2NC6H4 (d).

Ar=4-Me2NC6H4: R=H (a), Cl (b); R=H: Ar=Ph (c),

4-MeOC6H4 (d), 4-BrC6H4 (e), 4-ClC6H4 (f);

aì 4-Me2NC6H4CHO, Ac2O, D, 40 ÏËÐ (ÄÞØÑÆÞ 50 ë 67%);

bìArCHO, PriOH, ÏÑÓ×ÑÎËÐ, D, 6 Ú (ÄÞØÑÆÞ 30 ë 37%).

2. ²ÇÂÍÙËË Ô ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏË

¡ÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 3 ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 3-ËÏËÐÑÆËÅËÆÓÑ-
ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ âÄÎâÇÕÔâ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞÏ ÙÇÐÕÓÑÏ, Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ
ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÏÑÅÖÕ ÒÓÑÕÇÍÂÕß ÓÇÂÍÙËË Ô ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏË. £ ÓÂ-
ÃÑÕÇ 22 ÑÒËÔÂÐ ÒÓËÏÇÓ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,4-ÆËÅËÆ-
ÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-3(2H)-ËÏËÐÑÄ 19. 1,4-¥ËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-
3(2H)-ÑÐÞ 142 ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
ËÔØÑÆÐÑÅÑ ËÏËÐÂ Ä ÍÑÐÙÇÐÕÓËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÔÑÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ ÑÔÕÂÕÍÂ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ ÃËÍÂÓÃÑÐÂÕÂ
ÐÂÕÓËâ.

R1=H, Me, Pri, Ph; R2=Me, Et, Pri;

R3=4-O2NC6H4, 4-O2NC6H4C(O).

±ÓË ÄÞÔÑÍÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÃÓÑÏËÆÞ 2-ÂÓËÎ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-
ËÊÑØËÐÑÎËÐËâ 143, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË (2-ÃÓÑÏÏÇ-
ÕËÎ×ÇÐËÎ)ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÂ 49 Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÞÏË
ÍËÔÎÑÕÂÏË,{ ÔÒÑÔÑÃÐÞ ÄÔÕÖÒÂÕß Ä ÓÇÂÍÙËá ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÅÑ
ÊÂÏÇÜÇÐËâ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÓËÎÂÏËÐÑÄ (ÔØÇÏÂ 6).76 ³ÒÎÂÄÎÇ-
ÐËÇ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÒÓË ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÄÞÛÇ 1508C ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÆËÃÇÐÊÑ[3,4:6,7] [1,8]ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÑ[1,8-ab]ØËÐÂÊÑÎËÐ-6,17-ÆË-
ÑÐÂÏ 144. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ âÄÎâáÕÔâ ÒÓÑÆÖÍÕÂÏË ÔÎÑÉÐÑÅÑ ÒÓÇ-
ÄÓÂÜÇÐËâ, ÄÍÎáÚÂáÜÇÅÑ ÔÕÂÆËË ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇ-
ÐËâ Ë ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÃËÔÂÙËÎËÓÑÄÂÐËâ ÒÑ ÑÃÑËÏ
ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞÏ ÙÇÐÕÓÂÏ ÇÐÂÏËÐÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ Ä ÒÓÑÏÇ-
ÉÖÕÑÚÐÑÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËË 145. ¦ÔÎË ÒÓÑÄÑÆËÕß àÕÖ ÓÇÂÍÙËá Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÃÑÎÇÇ ÑÔÐÑ'ÄÐÑÅÑ ÂÏËÐÂ ì Ò-ÕÑÎÖËÆËÐÂ, ì ÕÑ
ÏÑÉÐÑ ÒÑÎÖÚËÕß 6-(4-ÏÇÕËÎ×ÇÐËÎ)-6,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ-
[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-5(5H)-ÑÐ (146).

¯ÇÑÃÞÚÐÑÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ 7,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØË-
ÐÂÊÑÎËÐ-5(5H)-ÑÐÑÄ 54, ÒÓÑÕÇÍÂáÜÇÇ ÒÓË ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑÏ
ÖÚÂÔÕËË ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂ ì ÅÂÎÑÅÇÐËÆ- ËÎË ÒÇÓØÎÑÓÂÕ-ËÑÐÂ, ì
ËÊÖÚÇÐÑ Ä ÓÂÃÑÕÂØ 39, 43, 77 ë 79. ¯ÂÅÓÇÄÂÐËÇ ÒÓÑÕÑÐÐÞØ ÔÑÎÇÌ

54a

D, 40 Ú

139a ± d (85 ± 98%)

ArCHO

PriOH, ÒËÒÇÓËÆËÐ N

N

Ar

O

1) DMF, POCl3
08C, 30 ÏËÐ

2) 608C, 3 Ú

141 (56%)

N

N

NMe2

O

H

N

N

R

O

10a: R = H;
10b: R = Cl

a ËÎË b

N

N

R

O

Ar

140a ± f

NR2

NR3

R1

19

1) ÍÑÐÙ. HCl, D, 2 Ú

2) 5N NaHCO3, 08C, 1 Ú NR2

O

R1

142 (90 ± 95%)

{¯Â ÔØÇÏÇ ÖÍÂÊÂÐÑ ÒÑÎÑÉÇÐËÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ËÔØÑÆÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ.

R=H, 4-Cl, 5-Cl, 5-Br.

+

+

49
NH2

CO2H

R

D
N

NH2 Br7

HO2C

R

143

150 ± 1808C, 4 Ú

1) 1308C, 1.5 Ú

2) 4-MeC6H4NH2,

1808C, 2 Ú

(R = H)

N

NH

HO2C

H2N(O)C

R

R

145

N

NH Br7

HO2C

C6H4Me-4

7NH4Br

7H2O

N

N

O

O

R

R

144 (40 ± 65%)

N

N

C6H4Me-4

O

146 (25%)

.HBr

³ØÇÏÂ 6
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ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 54a,b,e ÒÓË ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÄÞÛÇ 1408C ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËá ÔÄâÊË C(12)7N(13) Ë ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÒÓÑÏÇ-
ÉÖÕÑÚÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 147, ÍÑÕÑÓÞÇ ÎÇÅÍÑ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä
ÕÇÓÏÑÆËÐÂÏËÚÇÔÍË ÃÑÎÇÇ ÔÕÂÃËÎßÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 6,11-
ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐ-13(13H)-ÑÐÂ 10.

R1=R2=H (a); R1=Cl, R2=H (b); R1=H, R2=Br (e); X=Br,

ClO4; aì160 ë 1658C, 10 Ú (ÆÎâ 54a, ÄÞØÑÆ 42%); bìN-ÏÇÕËÎÒËÓÓÑ-

ÎËÆÑÐ, D, 2 ë 4 ÏËÐ (ÆÎâ 54b,e, ÄÞØÑÆÞ 28 ë 35%).

±ÓË ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÏ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËË ÔÑÎÇÌ 114 ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 118. ²ÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ËÐÕÇÓ-
ÏÇÆËÂÕÑÄ 148.

R=H, Me, 2,4-Me2, 4-Cl, 3-HO2C, 3-NO2; X=Cl, Br;

aì 170 ë 1908C, 4 Ú.

¥ÂÐÐÂâ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÂ Ä
ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ 39, 43, 77, 78 ËÎË Ä ÄÞÔÑÍÑÍËÒâÜËØ ÓÂÔ-
ÕÄÑÓËÕÇÎâØ ì ÃÇÐÊÑÐËÕÓËÎÇ,43, 79 N-ÏÇÕËÎÒËÓÓÑÎËÆÑÐÇ.39, 43

±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ ÄÞÆÇÎâÎË ÔÄÑÃÑÆÐÞÇ ÑÔÐÑÄÂ-
ÐËâ, ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ Ä ÑÔÕÂÎßÐÞØ ÔÎÖÚÂâØ ì ÒÓÑÕÑÐÐÖá ÔÑÎß.

°ÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 2-[2-(ÃÓÑÏÏÇÕËÎ)ÃÇÐÊËÎ]ØË-
ÐÂÊÑÎËÐ-4(3H)-ÑÐÂ (147) âÄÎâÇÕÔâ ÍÎáÚÇÄÑÌ ÔÕÂÆËÇÌ Ë Ä ÔËÐ-
ÕÇÊÇ 4-ØÎÑÓÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐ-13-ÑÐÑÄ 10
(ÔØÇÏÂ 7).43 ±ÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐËÇ àÕÑÏÖ ×ÂÍÕÖ ÃÞÎÑ ÐÇÑÉËÆÂÐÐÑ
ÒÑÎÖÚÇÐÑ ÒÓË ÒÑÒÞÕÍÇ ÑÔÖÜÇÔÕÄËÕß ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÇ ÊÂÏÇÜÇ-
ÐËÇ ÒÑ ËÏËÐÑÅÓÖÒÒÇ Ä 3,5-ÆËÃÓÑÏ-2-(3-ËÏËÐÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑ-
ËÊÑØËÐÑÎËÐ-2-ËÎ)ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ 52d. ³ÒÎÂÄÎÇÐËÇ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 52d Ô N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÞÏË ÍËÔÎÑ-
ÕÂÏË ÄÇÆÇÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËâ ÒÑ ÔÄâÊË
C(1)7N(2) 3-ËÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ ì 2-ÃÇÐÊËÎ-
ØËÐÂÊÑÎËÐ-4(3H)-ÑÐÑÄ 149a,b. ±Ñ ÏÐÇÐËá ÂÄÕÑÓÑÄ,43 Ä ÒÓÑ-
ÔÕÓÂÐÔÕÄÇÐÐÑ ÊÂÕÓÖÆÐÇÐÐÞØ 2-ÂÓËÎËÊÑØËÐÑÎËÐËÏËÐÂØ 52
ÔÕÂÆËâ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËâ ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ ÒÓÇÆÛÇÔÕÄÖÇÕ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ØËÐÂÊÑÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ. ®ÇÕËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ
149b ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÎÇÅÍÑ ÕÇÓâÇÕ ÏÑÎÇÍÖÎÖN-ÏÇÕËÎÂÐÕÓÂÐË-
ÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ËÊÑØËÐÑØËÐÂÊÑÎËÐÑÐ 10
(R1=R2=Br).

3. £ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ

¥ÄÑÌÐÂâ ÔÄâÊß C=N Ä ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1,4-
ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-3(2H)-ËÏËÐÂ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐÂ
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÃÑÓÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ. µÔÎÑÄËâ ÓÇÂÍÙËË ÊÂÄËÔâÕ
ÑÕ ÔÕÓÑÇÐËâ ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÑÅÑ ÔÖÃÔÕÓÂÕÂ. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÎÇÅÍÑ Ë Ô
ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË àÕÑÕ ÒÓÑÙÇÔÔ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ä ÔÎÖÚÂÇ ÔÑÎÇÌ
7,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-5(5H)-ÑÐÑÄ 54a,b,e,f,g

N

N O

R1

R2

.HX

a ËÎË b
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N
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N
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O
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R1

10

N

N O

.HX

114

H
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N

N O
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118 (40 ± 50%)
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49
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2) 1758C, 3.5 Ú
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O
H
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N

CO2H
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R1 R2

Br7+

52c,d

(R1=R2=Cl) Et3N, D

Et3N, D

(65 ± 70%)

NHR3

CO2H

1708C, 2 Ú

(R1 = R2 = Br)

N

N

O

R1

R2

10

N

N
H

Br Br
NR3

O

CO2H 149a,b (25%)

R1=Cl, R2=H; R1=R2=Cl, Br; R3=H (149a), Me (149b).

NHMe

CO2H

7

³ØÇÏÂ 7
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(ÔÏ.42, 65), ÏÑÐÑÂÎÍËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 110b,65 114,75 Â ÕÂÍÉÇ
7-ÂÓËÎËÆÇÐÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 139a ë c.75

R=H (a), 2-Cl (b), 3-Br (e), 3-Me (f), 2,3-(MeO)2 (g).

6,6Â,7,12-´ÇÕÓÂÅËÆÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 150 ë 152 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÒÓË ÐÇÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÏ ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ
ÔÑÎÇÌ ÒÓÑÕÑÐÐÞØ ÍËÔÎÑÕ ÎËÃÑ ÔÄÑÃÑÆÐÞØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ Ô
NaBH4 Ä ÔÒËÓÕÇ. ¢ÑÎÇÇ ÉÇÔÕÍËÇ ÖÔÎÑÄËâ Ë 10-ÍÓÂÕÐÞÌ ËÊÃÞ-
ÕÑÍ NaBH4 ÒÑÕÓÇÃÑÄÂÎËÔß ÒÓË ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËË ÆËÂÎÍËÎÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ ËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-5-ÑÐÑÄ 63a,47 64a,48 116
(R ëR= o-CH2C6H4CH2)75 Ë 117a,69 ÒÓË àÕÑÏ ÒÓÑÆÖÍÕÞ
ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ 153 Ë 154 ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑ-
ÆÂÏË.

R ëR=(CH2)4 (63a, 153a), (CH)2O(CH2) (64a, 153b), o-CH2C6H4CH2

(116, 153c); aì ÆËÑÍÔÂÐ, D, 2.5 Ú (ÆÎâ 63a); bìMeOH, DMF, D,
1 ë 2.5 Ú (ÆÎâ 64a, 116).

±ÑÆÑÃÐÞÇ ÖÔÎÑÄËâ ÒÓËÏÇÐÇÐÞ Ë ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ 6,6a,7,12-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-(5H)-5l6-ËÊÑØËÐÑ[3,2-c]-1,2,4-ÃÇÐÊÑ-
ÕËÂÆËÂÊËÐÆËÑÍÔËÆÑÄ 155a ë c.49, 50 ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 155b,c ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ ËÊ
ËÊÑØËÐÑÎËÐËÏËÐÑÄ 77a,b. ²ÑÎß ÑÔÐÑÄÂÐËâ, ËÐÆÖÙËÓÖáÜÇÅÑ
ÙËÍÎËÊÂÙËá 77? 75, ÒÓË àÕÑÏ ÄÞÒÑÎÐâÇÕ NaBH4.

R ëR=(CH2)4 (75a, 77a, 155a), (CH2)2O(CH2)2 (75b, 77b, 155b),

2H (74, 76, 155c); aìMeOH, D (ÆÎâ 155a); bìMeOH, DMF, D,
2.5 Ú (ÆÎâ 155b,c).

¤ËÆÓÑÃÓÑÏËÆÞ 6,11-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐ-13-
(13H)-ÑÐÑÄ 10a,b ÖÆÂÎÑÔß ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕß ÒÓË ÆÎËÕÇÎßÐÑÏ
ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ËØ ÓÂÔÕÄÑÓÑÄ Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ Ô ËÊÃÞÕÍÑÏ
NaBH4.43

R=H (a, 47%), Cl (b, 40%).

4. °ÍËÔÎÇÐËÇ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ

·ÂÓÂÍÕÇÓÐÞÏ ÔÄÑÌÔÕÄÑÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑ-
ØËÐÑÎËÐÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ËØ ÚÖÄÔÕÄËÕÇÎßÐÑÔÕß Í ÆÇÌÔÕÄËá ÑÍËÔÎË-
ÕÇÎÇÌ. ¡ÓÑÏÂÕËÊÂÙËá ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ ÑÃÎÇÅÚÂÇÕ
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËÇ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ÒÑÎÑÉÇ-
ÐËâØ 1 ËÎË 4. ±Ñ àÕÑÌ ÒÓËÚËÐÇ Ä ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ ÖÉÇ Ä ØÑÆÇ
×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËâ ÔÍÇÎÇÕÂ 3-ÂÏËÐÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ ÐÇ ÖÆÂÇÕÔâ ÑÔÕÂ-
ÐÑÄËÕß ÓÇÂÍÙËá ÐÂ ÔÕÂÆËË 1,4-ÆËÅËÆÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ (ÔÏ.,
ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÔËÐÕÇÊ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 19 23).

±ÓË ÐÂÎËÚËË ÅËÆÓÑÍÔË- ËÎË ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 1
ÂÓÑÏÂÕËÊÂÙËâ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÔËÎßÐÞØ ÍËÔÎÑÕ:
ÒÓËÏÇÓÂÏË ÔÎÖÉÂÕ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 41 35 Ë 83.54

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÙËÍÎËÊÂÙËâ 1-ÃÇÐÊËÎËÏËÆÂÊÑÎ-2(1H)-ÍÂÓÃÂÎß-
ÆÇÅËÆÑÄ (157a ë c) Ä ÕÓË×ÕÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ (TFA) 80 ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏ ËÏËÆÂÊÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐÂÏ 158a ë c
ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÅËÆÓÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 159a ë c.

R2=Br: R1=H (a), Br (b); R1 ëR2 ì ÃÇÐÊÑ (c).

6,7-¥ËÅËÆÓÑËÐÆÑÎÑ[2,3-c]ËÊÑØËÐÑÎËÐÞ 33b,c,e ÒÓË ÐÂÅÓÇ-
ÄÂÐËË Ä ÍÔËÎÑÎÇ Ô ØÎÑÓÂÐËÎÑÏ ÆÇÅËÆÓËÓÖáÕÔâ ÒÑ ÔÄâÊË
C(1)7N(2) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 160b,c,e.29
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N O
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R=Me (b), Cl (c), OMe (e).

¡ÓÑÏÂÕËÊÂÙËâ 5,6-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆÑ[4,5-c]ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ
36 ÃÞÎÂ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÂ ÒÓË ÒÑÏÑÜË ×ÇÓÓËÙËÂÐËÆÂ ÍÂÎËâ Ä
ÍËÒâÜÇÏ ÆËÑÍÔÂÐÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË KOH.33

±ÓÑÕÑÐÐÞÇ ÔÑÎË 7,12-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐ-
5(5H)-ÑÐÂ (54Â) ÎÇÅÍÑ ÑÍËÔÎâáÕÔâ ÍËÔÎÑÓÑÆÑÏ ÄÑÊÆÖØÂ Ä
ÍËÒâÜÇÏ ÃÇÐÊÑÐËÕÓËÎÇ.79 ¥Îâ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÔËÔÕÇÏ 110a,c,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÂÎÍËÎßÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 6, ÃÑÎÇÇ à××ÇÍ-
ÕËÄÐÞÏ ÑÍËÔÎËÕÇÎÇÏ ÑÍÂÊÂÎÔâ ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎ.35, 68

³ÑÇÆË- R X µÔÎÑÄËâ ±ÓÑ- £ÞØÑÆ,
ÐÇÐËÇ ÆÖÍÕ %

54a H I, ClO4 O2, PhCN, D, 40 ÏËÐ 161 61 ë 68
110a Me ClO4 PhNO2, D, 30 ÏËÐ 42a 92
110c Et I PhNO2, D, 30 ÏËÐ 42b 65

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË 6-ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑ-
ÎËÐ-5-ÑÐÑÄ 54Â, 114 Ä ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎÇ ÑÍËÔÎÇÐËá ÒÓÇÆÛÇÔÕÄÖÇÕ
ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐ-13-
ÑÐÂ. £ ÑÆÐËØ Ë ÕÇØÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ (ÍËÒâÚÇÐËÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 10ÏËÐ) ËÊ
ÔÑÎÇÌ ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑØËÐÂÊÑÎËÐÑÄ ÂÐÅÖÎâÓÐÑÅÑ (114; X=H,
2-Me, 3-NO2) Ë ÎËÐÇÌÐÑÅÑ (118a ë c) ÔÕÓÑÇÐËâ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ËÆÇÐ-
ÕËÚÐÞÇ 6-R-ËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐ-13(13H)-ÑÐÞ 162a ë c
(ÄÞØÑÆÞ 59 ë 73%).81

n=0: R=H (a), 2-Me (b); n=1, R=3-NO2 (c).

¥Îâ ÑÍËÔÎÇÐËâ ÒÇÓØÎÑÓÂÕÂ 5-ÏÇÕËÎ-6,11-ÆËÅËÆÓÑËÊÑ-
ØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐ-13(13H)-ÑÐÂ 111 Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÖá
ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÖá ÔÑÎß ÕÂÍÉÇ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎ
(ÄÞØÑÆ 65%).81

£ ÑÕÎËÚËÇ ÑÕ ÒÓÑÕÑÐÐÞØ ÔÑÎÇÌ ÂÐÅÖÎâÓÐÑÅÑ ÔÕÓÑÇÐËâ
(ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 54a) ÒÓË ÑÍËÔÎÇÐËË ÔÑÎÇÌ ÎËÐÇÌÐÑÅÑ
ÔÕÓÑÇÐËâ (ÅËÆÓÑÃÓÑÏËÆÂ 6,11-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑ-
ÎËÐ-13(13H)-ÑÐÂ (10a .HBr), ËÊ ÍÑÕÑÓÑÅÑ Ä ÃÇÐÊÑÐËÕÓËÎÇ
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß ÄÇÜÇÔÕÄ) ÑÔÐÑÄÐÞÏ ÒÓÑÆÖÍÕÑÏ âÄÎâÇÕÔâ
ÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞÌ ÆËÏÇÓ 163 (ÔØÇÏÂ 8).79 ªÊ àÕÑÌ ÔÏÇÔË ÃÞÎË
ÕÂÍÉÇ ÄÞÆÇÎÇÐÞ ËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐ-6,13-ÆËÑÐ (164) Ë
ÒÓÑÆÖÍÕ ÇÅÑ ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÑÅÑ ÔÑÚÇÕÂÐËâ Ô ËÔØÑÆÐÞÏ ÆËÅËÆ-
ÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÏ 10a ì ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 165. °ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ
ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÑÍÂÊÂÎÑÔß ÑÔÐÑÄÐÞÏ ÒÓÑÆÖÍÕÑÏ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËâ
ÔÑÎË 10a .HBr ËÊÑÐËÍÑÕËÐÑËÎØÎÑÓËÆÑÏ Ä ÒËÓËÆËÐÇ.71

£ ÓÂÃÑÕÇ 43 ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÑÇ ÔÑÚÇÕÂÐËÇ
ËÊÑØËÐÑØËÐÂÊÑÎËÐÑÄ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ë Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÓÂÔÕÄÑ-
ÓËÕÇÎâ, ÐÂÒÓËÏÇÓ Ä ÓÂÔÒÎÂÄÇ. ´ÂÍ, ÒÓË ÔÒÎÂÄÎÇÐËË ÔÏÇÔË
ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐÂ 54Â Ô ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑ-
ÕÑÌ ÒÓË ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÄÞÛÇ 1708C ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÆËÏÇÓ 166
ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÑÅÑ ÔÕÓÑÇÐËâ.

¿ÕÑÕ ×ÂÍÕ ÏÑÉÐÑ ÑÃÝâÔÐËÕß ÕÑÎßÍÑ ÕÇÏ, ÚÕÑ Ä ÆÂÐÐÞØ
ÖÔÎÑÄËâØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 54a ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÞÄÂÇÕÔâ Ä ËÊÑÏÇÓ 10a,
ÍÑÕÑÓÞÌ Ë ÆËÏÇÓËÊÖÇÕÔâ.

2(3)-¤ÂÎÑÅÇÐÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑ-
ÎËÐÞ 149a,b ÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÖáÕ ÃÑ'ÎßÛÖá ÔÍÎÑÐÐÑÔÕß Í ÑÍËÔÎÇ-

33b,c,e
ØÎÑÓÂÐËÎ

ÍÔËÎÑÎ, D, 2 ± 3 Ú

N N

R

H

160b,c,e (48 ± 56%)

36
K3Fe(CN)6

KOH, ÆËÑÍÔÂÐ, H2O, D, 15 ÏËÐ N

N

N

(32%)

54a .HX, 110a,c
N

N O

R

+

X7

42a,b, 161

N

N

O

R

. nHBr

162a ± c . nHBr

N

N

O

N

N

O

166 (50%)

54a
O2, 175 ± 1808C, 2 Ú

NH2

CO2H

O2 4-PyC(O)Cl, Py, D, 4 Ú

165 (55%)

10a .HBr
O2

PhCN, D, 1 Ú

N

N

O

N

N

O
163 (55%)

+

. nHBr

N

N

O

O
164 (28%)

+

165 (15%)

N

N

O

O

N

N

O
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ÐËá ÍËÔÎÑÓÑÆÑÏ ÄÑÊÆÖØÂ, ÚÇÏ ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 10a,
Ë ÑÃÓÂÊÖáÕ Ä ÓÂÔÒÎÂÄÂØ (ÒÓË ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÄÞÛÇ 1508C) ÔÏÇÔË
ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÑÍËÔÎÇÐËâ ÕËÒÂ 163, 164, 166.81

¥Îâ ÑÍËÔÎÇÐËâ ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑ[3,2-b]ØËÐÂÊÑÎËÐÂ 10Â
ÒÓËÏÇÐâÎË ¥®³° Ë ÒÇÓÑÍÔËÆ ÄÑÆÑÓÑÆÂ:81 ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ
ÒÑ ÑÃÇËÏ CH2-ÅÓÖÒÒÂÏ ÏÑÎÇÍÖÎÞ. ±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô H2O2

ÒÑÏËÏÑ ÑÍËÔÎÇÐËâ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÕÂÍÉÇ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËÇ ËÊÑØËÐÑ-
ÎËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ.

³ÑÎË 5-ÂÓËÎËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐËâ 56a ë c ÎÇÅÍÑ ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÖá ÔËÔÕÇÏÖ ÖÉÇ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô
ÍËÔÎÑÓÑÆÑÏ ÄÑÊÆÖØÂ.82 ±ÓË àÕÑÏ ÕÂÍÉÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÑÍËÔÎË-
ÕÇÎßÐÑÇ ÔÑÚÇÕÂÐËÇ, ÚÕÑ ÄÇÆÇÕ Í ÆËÏÇÓÂÏ ÔËÏÏÇÕÓËÚÐÑÅÑ
ÔÕÓÑÇÐËâ (167a ë c). ®ÑÐÑÏÇÓÐÞÌ ÒÓÑÆÖÍÕ 168 ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ
ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 56a Ä ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎÇ.82 °ÕÏÇÕËÏ,
ÚÕÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 5-ÂÓËÎËÊÑØËÐÑ[2,3-a]ØËÐÂÊÑÎËÐÑÄ 56 Ô
×ÇÐÂÙËÎÃÓÑÏËÆÂÏË ÕÂÍÉÇ ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ.74

Ar=Ph, R=Cl (a); R=Br: Ar=4-BrC6H4 (b), 4-O2NC6H4 (c);

X=H, Br.

5. ¥ÓÖÅËÇ ÓÇÂÍÙËË

£ ÓÂÃÑÕÇ 21 ÃÞÎÑ ËÊÖÚÇÐÑ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÆË×ÇÐËÎÙËÍÎÑÒÓÑ-
ÒÇÐÑÐÂ Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÂÏËÆËÐÂÏË, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ
Ô 3-ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÏ (15a). ±ÓË ÆÎË-
ÕÇÎßÐÑÏ ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÏÇÔË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÆËÏÇÕÑÍÔËàÕÂÐÇ ÒÓÑ-

ËÔØÑÆËÕ [3+2]-ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÒÑ ÔÄâÊË N(2)=C(3)
ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ, ÚÕÑ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 10a-ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑ-1,2-ÆË×Ç-
ÐËÎ-10,10a-ÆËÅËÆÓÑÒËÓÓÑÎÑ[1,2-b]ËÊÑØËÐÑÎËÐ-3(5H)-ÑÐÖ (169).

* * *

´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, ËÊÄÇÔÕÐÞÇ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ 3-ÂÏËÐÑ-1,2- Ë
3-ÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ ÒÑÊÄÑÎâáÕ ÒÑÎÖÚÂÕß ÐÇ
ÕÑÎßÍÑ ÒÓÑÔÕÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ àÕÑÅÑ ÓâÆÂ, ÐÑ Ë ÆÑÄÑÎßÐÑ
ÔÎÑÉÐÞÇ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÅÇÕÇÓÑÔËÔÕÇÏÞ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÒÑÎË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ
3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ, ÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÖáÕ ÃÑÎßÛÑÌ ÔËÐ-
ÕÇÕËÚÇÔÍËÌ ÒÑÕÇÐÙËÂÎ Ä ÒÎÂÐÇ ÄÞØÑÆÂ Í ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞÏ
ËÊÑØËÐÑÎËÐÂÏ Ô ×ÂÓÏÂÍÑ×ÑÓÐÞÏË ÅÓÖÒÒÂÏË. ¥Îâ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ 3-ÂÏËÐÑÆËÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐÂ ÐÂËÃÑÎÇÇ ØÂÓÂÍÕÇÓÐÞ ÓÇÂÍ-
ÙËË Ô àÎÇÍÕÓÑ×ËÎÂÏË, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÑÐË ÒÓÑâÄÎâáÕ ÔÇÃâ ÍÂÍ
ÂÏÃËÆÇÐÕÐÞÇ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞÇ ÓÇÂÅÇÐÕÞ. £ÞÔÑÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß
Ä ÓÇÂÍÙËâØ Ô ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏË ÑÕÍÓÞÄÂÇÕ ÒÖÕß Í ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË
ÄÂÉÐÑÏÖ ÍÎÂÔÔÖ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞÏ ÂÊËÐÑÄÞÏ
×ÓÂÅÏÇÐÕÑÏ.

±ÓÇÆÄÂÓËÕÇÎßÐÞÇ ÑÙÇÐÍË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË
ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕÇÎÇÌ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ àÕÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ ÖÍÂÊÞ-
ÄÂáÕ ÐÂ ËØ ÄÞÔÑÍËÌ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËÌ ÒÑÕÇÐÙËÂÎ. ±ÑÎÖ-
ÚÇÐÐÞÇ Í ÐÂÔÕÑâÜÇÏÖ ÄÓÇÏÇÐË ÆÂÐÐÞÇ ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖáÕ ÑÃ
ÂÍÕÖÂÎßÐÑÔÕË ÆÂÎßÐÇÌÛËØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ Ä àÕÑÌ ÑÃÎÂÔÕË.
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SYNTHESIS AND PROPERTIES OF 3-AMINODIHYDROISOQUINOLINES
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Methods for the synthesis of hydrogenated derivatives of 3-aminoisoquinolines and fused systems based
on them are considered. The chemical properties of these compounds are analyzed, in particular,
reactions with electrophilic and nucleophilic agents, oxidation and reduction.
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