
I. £ÄÇÆÇÐËÇ

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ âÄÎâáÕÔâ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂÏË ÏÐÑÅËØ
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ Ë ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÄÂÉÐÞØ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËÌ,1 ë 4 Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ ÓËÃÑ×ÎÂÄËÐÂ (ÄËÕÂÏËÐÂ B2), ÂÅÑÐËÔÕÑÄ
Ë ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÄ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ, ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ
ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÑÌ ËÎË ÒÓÑÕËÄÑÄËÓÖÔÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá (àØË-
ÐÑÏËÙËÐÂ, ÎÇÓÑÏËÙËÐÂ, ÂÍÕËÐÑÏËÙËÐÂ).5 ±ÑÏËÏÑ àÕÑÅÑ
ËÊÄÇÔÕÐÑ ËØ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÓÂÔËÕÇÎÇÌ, à××ÇÍÕËÄÐÞØ
àÎÇÍÕÓÑÎáÏËÐÇÔÙÇÐÕÐÞØ ÏÂÕÇÓËÂÎÑÄ,6 ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÒÑÎÖ-
ÒÓÑÄÑÆÐËÍÑÄ,7 äÔÕÓÑËÕÇÎßÐÞØ ÃÎÑÍÑÄã Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÂÐËÑÐÐÞØ
ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ,8 ÍÂÄËÕÂÐÆÑÄ9, 10 Ë ¥¯¬-ÔÄâÊÞÄÂáÜËØ ÂÅÇÐ-
ÕÑÄ.11, 12

¥ÂÎÇÇ ÒÓËÄÇÆÇÐÞ ÒÓËÏÇÓÞ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÌ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ.
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¥.¶.³ÂÌ×ËÐÂ. ¬ÂÐÆËÆÂÕ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÐÂÖÍ, ÏÎÂÆÛËÌ ÐÂÖÚÐÞÌ
ÔÑÕÓÖÆÐËÍ ÎÂÃÑÓÂÕÑÓËË ØËÏËË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
ª°¶· ¬ÂÊ¯¸ ²¡¯. ´ÇÎÇ×ÑÐ: (843)272 ë 7304,
e-mail: dsaiéna@iopc.ru
°ÃÎÂÔÕß ÐÂÖÚÐÞØ ËÐÕÇÓÇÔÑÄ: ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÌ ÔËÐÕÇÊ, ØËÏËâ N-, S-
Ë O-ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.
£.¡.®ÂÏÇÆÑÄ. ¥ÑÍÕÑÓ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÐÂÖÍ, ÒÓÑ×ÇÔÔÑÓ, ÊÂÄÇÆÖáÜËÌ
ÕÑÌ ÉÇ ÎÂÃÑÓÂÕÑÓËÇÌ. ´ÇÎÇ×ÑÐ: (843)272 ë 7304,
e-mail: mamedov@iopc.ru
°ÃÎÂÔÕß ÐÂÖÚÐÞØ ËÐÕÇÓÇÔÑÄ: ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÌ ÔËÐÕÇÊ, ÓÇÂÍÙËÑÐÐÂâ
ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ë ÏÇØÂÐËÊÏÞ ÓÇÂÍÙËÌ,
ÕÂÐÆÇÏÐÞÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ, ØËÏËâ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ Ë ÒÓËÓÑÆÐÞØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÏÇÆËÙËÐÔÍÂâ ØËÏËâ.

¥ÂÕÂ ÒÑÔÕÖÒÎÇÐËâ 17 ËáÎâ 2009 Å.

µ¥¬ 547.863.1

¯ÑÄÞÇ Ë ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÍÎÂÔÔËÚÇÔÍËÇ ÏÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ

¥.¶.³ÂÌ×ËÐÂ, £.¡.®ÂÏÇÆÑÄ

ªÐÔÕËÕÖÕ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ Ë ×ËÊËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË ËÏ. ¡.¦.¡ÓÃÖÊÑÄÂ
¬ÂÊÂÐÔÍÑÅÑ ÐÂÖÚÐÑÅÑ ÙÇÐÕÓÂ ²ÑÔÔËÌÔÍÑÌ ÂÍÂÆÇÏËË ÐÂÖÍ
420088 ¬ÂÊÂÐß, ÖÎ. ¡ÓÃÖÊÑÄÂ, 8, ×ÂÍÔ (843)273 ë 2253

°ÃÑÃÜÇÐÞ Ë ÔËÔÕÇÏÂÕËÊËÓÑÄÂÐÞ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ; ÑÔÐÑÄÐÑÇ ÄÐËÏÂÐËÇ ÖÆÇÎÇÐÑ
ËÔÕÑÚÐËÍÂÏ ÊÂ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ 10 ë 15 ÎÇÕ. ²ÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ ÏÑÆË×ËÍÂÙËË ÍÎÂÔÔËÚÇÔÍËØ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ Ë ÐÑÄÞÇ ÔÒÑÔÑÃÞ,
ÏÂÎÑËÊÄÇÔÕÐÞÇ ÛËÓÑÍÑÏÖ ÍÓÖÅÖ ØËÏËÍÑÄ.
¢ËÃÎËÑÅÓÂ×Ëâ ì 122 ÔÔÞÎÍË.

°ÅÎÂÄÎÇÐËÇ

I. £ÄÇÆÇÐËÇ 395
II. ¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÒÑÔÕÂÄÜËÍÂÏË ÆÄÖØÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ 396
III. ³ËÐÕÇÊ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÐËÎËÐÂ 408
IV. ³ËÐÕÇÊ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ ÃÇÊ ÒËÓÂÊËÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ 411

N

N
NH

NMe

Me

O

O

CH2

C HHO

C HHO

C HHO

CH2OH

²ËÃÑ×ÎÂÄËÐ (ÄËÕÂÏËÐ B2)

N

N

CH2OH

CH2OH

O7

O7

¥ËÑÍÔËÆËÐ
ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞÌ
ÒÓÇÒÂÓÂÕ

N

N

O7

O7

O

O

O

Me

O

Me

·ËÐÑÍÔËÆËÐ
ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞÌ
ÒÓÇÒÂÓÂÕ

N

N N

NMe

F3C

CGS 12066B
ÂÅÑÐËÔÕ ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞØ
ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ÕËÒÂ 1B

N

N

N

Cl

O

Me

N

O
N

U-80447
ÂÐÕËÆÇÒÓÇÔÔÂÐÕ, ÂÐÍÔËÑÎËÕËÍ

N

N

N

O

CO2But

NO

NMe

Me

Me

U-97775 ÂÐÍÔËÑÎËÕËÍ,
ÎËÅÂÐÆ GABAA

+

+

+

+

µÔÒÇØË ØËÏËË 79 (5) 2010 # 2010 ²ÑÔÔËÌÔÍÂâ ÂÍÂÆÇÏËâ ÐÂÖÍ, ªÐÔÕËÕÖÕ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË ËÏ. ¯.¥.©ÇÎËÐÔÍÑÅÑ



ÄÂáÜËØ ÆÑÔÕÖÒÐÑÔÕß ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎËÊËÓÑ-
ÄÂÐÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ.

®ÇÕÑÆÂÏ ÔËÐÕÇÊÂ Ë ØËÏËË ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÒÑÔÄâÜÇÐÞ ÑÕ-
ÆÇÎßÐÞÇ ÅÎÂÄÞ Ä ÍÐËÅÂØ 13, 14. ³ ÕÇØ ÒÑÓ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÛËÓÑÍËÌ
ÓâÆ ÓÂÃÑÕ ÒÑ ÏÇÕÑÆÂÏ ÔËÐÕÇÊÂ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞØ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ; Ä ÑÔÐÑÄÐÑÏ ÓÇÚß ËÆÇÕ Ñ ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞØ
ÏÇÕÑÆÂØ ¬ÈÓÐÇÓÂ 15 Ë ·ËÐÔÃÇÓÅÂ,16 Õ.Ç. Ñ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË
1,2-ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ Ô ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË.

£ ÐÂÔÕÑâÜÇÏ ÑÃÊÑÓÇ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ ÕÓË ÑÔÐÑÄÐÞØ ÒÑÆØÑÆÂ
Í ÔËÐÕÇÊÖ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ: 1) ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ
(Ñ-¶¥¡, o-PDA) Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÒÑÔÕÂÄÜË-
ÍÂÏË ÆÄÖØÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ, 2) ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ ÂÐËÎËÐÂ, 3) ÓÇÂÍÙËË ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÔËÔÕÇÏ, ÐÇ ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÒËÓÂÊËÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ.

II. ¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ë ÇÅÑ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÒÑÔÕÂÄÜËÍÂÏË
ÆÄÖØÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ

°ÔÐÑÄÐÞÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ÍÑÐÔÕÓÖËÓÑÄÂÐËâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ
ÔËÔÕÇÏÞ âÄÎâÇÕÔâ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 1,2-ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ Ô
ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÒÑÔÕÂÄÜËÍÂÏË ÆÄÖØÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ:
a-ÆËÍÇÕÑÐÂÏË (ÒÖÕß Â), ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÜÂÄÇÎÇÄÑÌ (ÒÖÕß Ã) Ë
ÒËÓÑÄËÐÑÅÓÂÆÐÑÌ (ÒÖÕß Ä) ÍËÔÎÑÕ, a-ÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË
ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË (ÒÖÕß Å), àÒÑÍÔËÆÂÏË (ÒÖÕß Æ), ÆËÅÂÎÑÅÇÐËÆÂÏË
(ÒÖÕß Ç), ÂÎÍÇÐÂÏË (ÒÖÕß É), ÂÙÇÕËÎÇÐÂÏË (ÒÖÕß Ê), a-ÅËÆÓ-
ÑÍÔËÍÇÕÑÐÂÏË (ÒÖÕß Ë), ÍÇÕÑÐÂÏË (ÒÖÕß Í), ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇ-
ÔÍËÏË ÔËÔÕÇÏÂÏË (ÒÖÕß Î).

±ÖÕß a. £ ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÔÎÖÚÂÇÄ àÕÑÕ ÒÖÕß ÓÇÂÎËÊÖÇÕÔâ ÒÓË
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ñ-¶¥¡ Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÆËÍÇÕÑÐÂÏË Ä ÍËÒâÜÇÌ
ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ËÎË àÕÂÐÑÎÇ, ÒÓË àÕÑÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.17 ë 21 ©Â-
ÏÇÔÕËÕÇÎâÏË Ä ÆËÍÇÕÑÐÇ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÂÎÍËÎßÐÞÇ, ÂÓËÎßÐÞÇ Ë
ÅÇÕÂÓËÎßÐÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ.21 ë 30 ²ÇÂÍÙËá ÆËÍÇÕÑÐÂ, ÔÑÆÇÓÉÂ-
ÜÇÅÑ ×ÇÓÓÑÙÇÐËÎßÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ, Ô Ñ-¶¥¡ ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÍËÒâ-

ÜÇÏ ÆËÑÍÔÂÐÇ Ä ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÂÊÑÕÂ; 3-×ÇÐËÎ-2-×ÇÓÓÑÙÇÐËÎ-
ØËÐÑÍÔÂÎËÐ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 65%.29

R1 R2 R3 R4 £ÞØÑÆ, ³ÔÞÎ-
% ÍË

H H Me Me 91 19
H H H Me 77 19
H H 3-O2NC6H4 3-O2NC6H4 85 21
Br H ±ËÓÓÑÎ-2-ËÎ ±ËÓÓÑÎ-2-ËÎ 7 23
H H o-(CH2)2C6H4(CH2)2 86 25
H OC12H25-n 20,6-¢ËÒËÓË- 2-±ËÓËÆËÎ 74 26

ÆËÐ-2-ËÎ
H H 2,2-¥ËÏÇÕËÎ- 2,2-¥ËÏÇÕËÎ- 98 27

1,3-ÆËÑÍÔÑ- 1,3-ÆËÑÍÔÑ-
ÎÂÐËÎ ÎÂÐËÎ

H H Fc Ph 65 29

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÐÇÔËÏÏÇÕ-
ÓËÚÐÑ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ Ë 1,2-ÆËÍÇÕÑÐÑÄ ÄÑÊ-
ÏÑÉÐÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÆÄÖØ ÓÇÅËÑËÊÑÏÇÓÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ.24, 29, 30

R1 R2 R3 R4 ³ÖÏÏÂÓ- ³ÔÞÎ-
ÐÞÌ ÄÞ- ÍË
ØÑÆ, %

NO2 H Me Me 87 18
F H Ph 4-HOC6H4 94 24
CF3 NO2 Ph Ph 75 30
CF3 NO2 Me Me 72 30
CF3 NO2 H H 68 30
CF3 NO2 Me H 75 30
CF3 NO2 Ph H 66 30
F H Ph 6-¤ËÆÓÑÍÔË- 58 24

2-ÐÂ×ÕËÎ
F H Ph 40-¤ËÆÓÑÍÔË- 80 24

ÃË×ÇÐËÎ-4-ËÎ
F H Ph 4-¤ËÆÓÑÍÔË- 93 24

×ÇÐËÎ
NO2 H Fc Ph 73 29
CO2H H Fc Ph 81 29

³ÕÓÖÍÕÖÓÂ Ë ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÒÓË
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ 1,2-ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ Ë
ÆËÍÇÕÑÐÑÄ ÑÒÓÇÆÇÎâáÕÔâ ÒÓËÓÑÆÑÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ: àÎÇÍÕÓÑÐÑ-
ÆÑÐÑÓÐÞÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎË Ä ÆËÂÏËÐÂØ ÂÍÕËÄËÓÖáÕ ÂÏËÐÑ-
ÅÓÖÒÒÞ, Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ Ä ÆËÍÇÕÑÐÂØ ÒÑÐËÉÂáÕ àÎÇÍÕÓÑ-
×ËÎßÐÑÔÕß ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ. ¥Îâ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞØ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÑÃÓÂÕÐÂâ ÍÂÓÕËÐÂ.

³ÂØÂÓÂ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ a-ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ×ÖÐÍÙËá, ÕÂÍÉÇ
ÏÑÅÖÕ ÄÞÔÕÖÒÂÕß Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÔÕÂÄÜËÍÂ ÆÄÖØÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ
×ÓÂÅÏÇÐÕÂ. ´ÂÍ, ÓÇÂÍÙËâ 1-ÆÇÊÑÍÔË-4,5-O-ËÊÑÒÓÑÒËÎËÆÇÐ-D-
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àÓËÕÓÑ-ÅÇÍÔÑ-2,3-ÆËÖÎÑÊÞ Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÆËÂÏËÐÂÏË
(ÓÇÂÍÙËâ ®ÂÌâÓÂ) Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÏÑÎÇÍÖ-
ÎâÓÐÞØ ÔËÕ (MS) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ Ô ÒÑÎËÑÍÔËÂÎÍËÎßÐÞÏË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâÏË.31

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ ÏÑÉÇÕ ÄÞÔÕÖ-
ÒÂÕß ÄËÙËÐÂÎßÐÑÇ ÕÓËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ, ÍÑÕÑÓÑÇ
ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ÔÑÃÑÌ ÍÑÏÃËÐÂÙËá ÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÑÅÑ ÍÂÓÃ-
ÑÍÔËÎÂÕÐÑÅÑ Ë ×ÑÓÏÂÎßÐÑ ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ.
£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÆËÂÏËÐÑÄ Ô ÄËÙËÐÂÎßÐÞÏË ÕÓËÍÂÓÃÑÐËÎß-
ÐÞÏË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÓâÆ ÐÑÄÞØ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ Ô ØËÐÑÍÔÂÎË-
ÐÑÄÞÏ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÏ.32, 33

´ÇÕÓÂÍÇÕÑÐÞ, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ËÊ ÏÇÕËÎÍÇÕÑÐÂ Ë ÆËàÕËÎ-
ÑÍÔÂÎÂÕÂ, ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ô Ñ-¶¥¡ Ä àÕÂÐÑÎÇ ÄÔÕÖÒÂáÕ Ä
ÓÇÂÍÙËá ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË 34, 35 Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÐÂËÃÑÎÇÇ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎß-
ÐÞØ (ÄÕÑÓÑÅÑ Ë ÕÓÇÕßÇÅÑ) ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÂÕÑÏÑÄ ÖÅÎÇÓÑÆÂ.

²ÂÊÎËÚÐÞÇ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ Ä ÔÑÔÕÂÄ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÏÑÉÐÑ ÄÄÑÆËÕß ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ÒÑÔÓÇÆ-
ÔÕÄÑÏ ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ, ÐÑ Ë ËÔÒÑÎßÊÖâ ×ÖÐÍÙËÑ-
ÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÆËÂÏËÐÑÄ.
·ËÐÑÍÔÂÎËÐÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÐÂ×ÕÂÎËÐÑÄÞÌ
×ÓÂÅÏÇÐÕ, ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÂÃËÇÕË-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 1 Ë 1,2-ÆËÍÇÕÑÐÑÄ Ô ÖÏÇÓÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË

(42 ë 70%).36 ¿ÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ä ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËâØ ÐËÉÇ ÕÑÍÔËÚ-
ÐÞØ ËÐÅËÃËÓÖáÕ ÓÂÊÏÐÑÉÇÐËÇ ÄËÓÖÔÂ ÄÇÕÓâÐÑÌ ÑÔÒÞ Ë ÙËÕÑ-
ÏÇÅÂÎÑÄËÓÖÔÂ.

¥ÑÃÂÄÎÇÐËÇ ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ËÑÆÂ ÒÓË ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËË ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ Ë ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÆË-
ÍÇÕÑÐÑÄ Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË Ñ-ÆËÂÏËÐÂÏË ÖÏÇÐßÛÂÇÕ ÄÓÇÏâ
ÒÓÑÕÇÍÂÐËâ ÓÇÂÍÙËË Ë ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ
ÒÑÎÖÚÂÕß ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑ-
ÆÂÏË ÃÇÊ ÒÓËÏÇÔÇÌ ÒÑÃÑÚÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ.37

£ ÓÂÃÑÕÇ 38 ËÊÖÚÇÐÑ ÒÓÑÕÇÍÂÐËÇ ÆÂÐÐÞØ ÓÇÂÍÙËÌ Ä ÓÂÊÎËÚ-
ÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ (ÒÑÎâÓÐÞØ ÒÓÑÕÑÐÐÞØ Ë ÂÒÓÑÕÑÐÐÞØ,
ÐÇÒÑÎâÓÐÞØ). µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÐÂËÃÑÎßÛËÇ ÔÍÑÓÑÔÕË ÆÑÔÕË-
ÅÂáÕÔâ Ä ÒÑÎâÓÐÞØ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ (ÓÇÂÍÙËË ÊÂÄÇÓÛÂáÕÔâ Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 15 ë 20 ÏËÐ), ÒÓËÚÇÏ ÔÂÏÞÇ ÄÞÔÑÍËÇ ÔÍÑÓÑÔÕË ÓÇÂÍ-
ÙËË ÐÂÃÎáÆÂÎËÔß ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÂ. °ÒÕË-
ÏÂÎßÐÂâ ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËâ ËÑÆÂ ì 10 ÏÑÎ.%, ÖÏÇÐßÛÇÐËÇ
ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËË ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÖÄÇÎËÚÇÐËá ÄÓÇÏÇÐË ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ
ÓÇÂÍÙËË. ¿ÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓÐÞÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎË Ä Ñ-ÆËÂÏËÐÇ ÖÄÇ-
ÎËÚËÄÂáÕ ÄÞØÑÆ ÒÓÑÆÖÍÕÂ, Â àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞÇ ì
ÖÏÇÐßÛÂáÕ, Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ ÒÓË ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâØ Ä
ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÆËÍÇÕÑÐÂØ ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÑÃÓÂÕÐÂâ ÊÂÍÑÐÑÏÇÓ-
ÐÑÔÕß. ´ÇÏ ÐÇ ÏÇÐÇÇ ËÊÏÇÐÇÐËâ ÄÞØÑÆÑÄ ÐÇÊÐÂÚËÕÇÎßÐÞÇ, Â
ÔÂÏË ÄÞØÑÆÞ ÄÞÔÑÍËÇ. £ ÔÎÖÚÂÇ ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ 1,2-ÆËÍÇÕÑ-
ÐÑÄ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÆËÂÏËÐÞ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÔÏÇÔË ËÊÑÏÇÓÑÄ Ä ÔÑÑÕ-
ÐÑÛÇÐËË 1 : 1 Ô ÒÑÚÕË ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ.

²ÑÎß ËÑÆÂ Ä ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËË ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÆÑ
ÍÑÐÙÂ ÐÇ ÄÞâÔÐÇÐÂ; ÒÑ ÏÐÇÐËá ÂÄÕÑÓÑÄ ÓÂÃÑÕ 37, 38, ÑÐ ÄÞÔÕÖ-
ÒÂÇÕ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÏâÅÍÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ­ßáËÔÂ.

¶ÖÐÍÙËÑÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ ÃÞÎË ÕÂÍÉÇ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ËÊ 1,2-ÆËÍÇÕÑÐÑÄ ÒÓË ÏËÍÓÑ-
ÄÑÎÐÑÄÑÏ ÑÃÎÖÚÇÐËË (MW).39 ®ËÍÓÑÄÑÎÐÑÄÑÇ ËÊÎÖÚÇÐËÇ
ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÖÏÇÐßÛËÕß ÄÓÇÏâ ÒÓÑÕÇÍÂÐËâ ÓÇÂÍÙËË, ÖÄÇÎËÚË-
ÄÂÇÕ ÄÞØÑÆÞ Ë ËÔÍÎáÚÂÇÕ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÒÑÃÑÚÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ Ë
ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÒÑÎËÏÇÓËÊÂÙËË, ØÂÓÂÍÕÇÓÐÞØ ÆÎâ ÓÇÂÍÙËË Ä ÕÇÓ-
ÏËÚÇÔÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ. °ÕÏÇÕËÏ ÕÂÍÉÇ, ÚÕÑ àÕÑÕ ÏÇÕÑÆ ÑÃÇÔ-
ÒÇÚËÄÂÇÕ ÄÞÔÑÍËÇ ÄÞØÑÆÞ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÐÇ ÕÑÎßÍÑ Ô
àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓÐÞÏË ÅÓÖÒÒÂÏË, ÐÑ Ë Ô àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓ-
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ÐÞÏË; ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ ÍÇÕÑÐÑÄ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ÔÏÇÔË ËÊÑÏÇÓÑÄ Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 1 : 1.

¥ËÍÇÕÑÐÞ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÅÇÐÇÓËÓÑÄÂÐÞ Ë in situ. ´ÂÍ,
a-ÍÇÕÑÂÎßÆÇÅËÆ, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÌ ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ (N-ÃÇÐÊËÎÑÍÔË-
ÍÂÓÃÑÐËÎ-L-ÂÎÂÐËÎ)ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÂ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÆËÏÇÕËÎ-
ÆËÑÍÔËÓÂÐÂ (DMD), ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô Ñ-¶¥¡ Ä
àÕÂÐÑÎÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ Ô ÄÞÔÑ-
ÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ Ô ØËÓÂÎß-
ÐÞÏ ÂÏËÐÑÂÎÍËÎßÐÞÏ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÏ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ ËÎË
ÒÇÒÕËÆÂ Ä ÃÑÍÑÄÑÌ ÙÇÒË.40

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ 1,2-ÆËÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÎÑÄ Ô 1,4-ÆËÃÓÑÏÃÖÕÂÐ-
2,3-ÆËÑÐÑÏ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏ ÐÂÓâÆÖ Ô ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏ ÆÄÂ a-
ÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ, Ä ÍËÒâÜÇÏ ÃÇÐÊÑÎÇ ÒÓÑÕÇ-
ÍÂÇÕ ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ ÒÑ a-ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÏÖ ×ÓÂÅÏÇÐÕÖ 41 Ë
ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2,3-ÃËÔ(ÃÓÑÏÏÇÕËÎ)ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂÏ Ô ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË ÃÇÊ ÒÓËÏÇÔË ÃÓÑÏÂÙËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ Ë ÃËÔØËÐÑÍÔÂ-
ÎËÐÂ.

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËÇ ÓÇÂÍÙËË Ë ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ
ÑÃÓÂÊÖáÜÇÅÑÔâ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ Ë ÆËÍÇÕÑÐÐÞÌ, Ë a-ÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÇ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÞ, ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ.

´ÂÍ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 1,3-ÆË×ÇÐËÎ-3-ØÎÑÓÒÓÑÒÂÐ-1,2-ÆËÑÐÂ Ô
Ñ-¶¥¡ Ä ÍËÔÎÑÌ ÔÓÇÆÇ (ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ) ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô
ÖÚÂÔÕËÇÏ a-ÆËÍÇÕÑÐÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ØËÐÑÍÔÂ-
ÎËÐÂ 2, Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ Ä ÑÔÐÑ'ÄÐÑÌ (MeONa Ä MeOH) ì Ô
ÖÚÂÔÕËÇÏ a-ØÎÑÓÍÇÕÑÐÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ c ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ 3.42

®ÇÕÑÆ ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
ÒÇÒÕËÆÑÄ ÄÍÎáÚÂÇÕ Ä ÔÇÃâ ÔÎÇÆÖáÜÖá ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕß
ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ: Â) ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÒÇÒÕËÆÂ, ÔÑÆÇÓÉÂÜÇÅÑ
ÑÔÕÂÕÑÍ b-(4-ÂÏËÐÑ-3-ÐËÕÓÑ×ÇÐËÎ)ÂÎÂÐËÐÂ, Í ÔÏÑÎÇ £ÂÐÅÂ

(Wang resin); Ã) ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÞ ØÎÑÓËÆÑÏ ÑÎÑ-
ÄÂ(II); Ä) ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇÅÑÔâ ÆËÂÏËÐÂ Ô ÆËÍÂÓ-
ÃÑÐËÎßÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ.43

£ ÊÂÍÎáÚÇÐËÇ ÑÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ a-ÆËÍÇÕÑÐÞ Ä ÔËÐÕÇÊÇ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÏÑÅÖÕ ÖÚÂÔÕÄÑÄÂÕß Ä ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËË ÐÇ ÒËÓÂ-
ÊËÐÑÄÑÅÑ, Â ÃÇÐÊÑÎßÐÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ. ´ÂÍ, 2,3-ÆËÙËÂÐÑØËÐÑÍÔÂ-
ÎËÐÞ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ 2,3-ÃËÔ(ÃÓÑÏÏÇÕËÎ)-5,6-ÆËÙËÂÐÑ-
ÒËÓÂÊËÐÂ Ë 1,2-ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍ-
ÙËË £ËÕÕËÅÂ.44

±ÖÕß Ã. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÔÕÂÄÜËÍÂ ÆÄÖØÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÂ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÕÂÍÉÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÜÂÄÇÎÇÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ,
ÓÇÂÍÙËâ ÍÑÕÑÓÞØ Ô Ñ-¶¥¡ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂ-
ÎËÐ-2,3-ÆËÑÐÂÏ.1, 45, 46 °ÃÞÚÐÑ ÊÂÏÞÍÂÐËÇ ÙËÍÎÂ ÑÔÖÜÇÔÕÄ-
ÎâÇÕÔâ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÔËÎßÐÞØ ÍËÔÎÑÕ ËÎË ÒÓË ÒÑÄÞÛÇÐÐÑÌ
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ (ËÐÑÅÆÂ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË).

1,2,3,4-´ÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2,3-ÆËÑÐÞ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß
ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ Ë ÃÇÊ ÐÂÅÓÇÄÂÐËâ ÒÓË

ZÐ ÃÇÐÊËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ.
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N

N
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R
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H
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N

N
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O
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R
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(82 ± 97%)

TBTUÐ ÕÇÕÓÂ×ÕÑÓÑÃÑÓÂÕ 2-(1H-ÃÇÐÊÑÕÓËÂÊÑÎ-1-ËÎ)-1,1,3,3-ÕÇÕÓÂ-

R=Me, Ph, 4-MeOC6H4, 2-×ÖÓËÎ, 2-ÒËÓËÆËÎ Ë ÆÓ.;

ÏÇÕËÎËÊÑÖÓÑÐËâ; DIEAì ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎàÕËÎÂÏËÐ,

Fmoc Ð ×ÎÖÑÓÇÐËÎÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ; ì ÕÄÇÓÆÞÌ ÐÑÔËÕÇÎß.
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ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä ÓÑÕÑÓÐÑÏ ËÔÒÂÓËÕÇÎÇ.47 ªÊÃÞÕÑÍ ÆË-
àÕËÎÑÍÔÂÎÂÕÂ ÔÎÖÉËÕ ÏâÅÍËÏ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇÏ Ë ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß
ÎÇÅÍÑ ÑÕÆÇÎÇÐ ÑÕ ÙÇÎÇÄÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÒÓË ÒÓÑÏÞÄÂÐËË à×Ë-
ÓÑÏ. ´ÂÍ ÍÂÍ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÔÓÂÊÖ ÓÂÊÆÇÎâáÕÔâ (ÄÞÒÂÆÂáÕ Ä
ÑÔÂÆÑÍ Ë ËÔÒÂÓâáÕÔâ), ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÒÓÑÕÇÍÂÐËâ ÒÑÃÑÚÐÞØ
ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ ÖÔÕÓÂÐâÇÕÔâ.

R1 R2 £ÞØÑÆ, %

H H 40
H Ph 37
Cl H 59
Cl (CH2)2CN 41
Me H 27
CF3 (CH2)2CN 29

²ÇÉÇ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2,3-ÆËÑÐÑÄ
ËÔÒÑÎßÊÖáÕÔâ ÔÂÏÂ ÜÂÄÇÎÇÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ 48 Ë ÑÍÔÂÎËÎØÎÑÓËÆ.49

±ÓËÏÇÐÇÐËÇ à×ËÓÂ ÏÑÐÑËÏËÆÂÕÂ ÜÂÄÇÎÇÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓËÄÑ-
ÆËÕ Í 3-ÂÏËÐÑØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÖ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ.50

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕ 51, 52 Ä ÓÇÂÍÙËË Ô ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ Ñ-¶¥¡ ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÜÂÄÇÎÇÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 4 ë 6;{ ÒÓË àÕÑÏ

Ä ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÒÑÎÖÚÂÎÂÔß ÔÏÇÔß ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ
(ÔØÇÏÂ 1).

µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ
ÊÂÄËÔËÕ ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ÑÕ àÎÇÍÕÓÑÐÐÞØ à××ÇÍÕÑÄ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä
ÆËÂÏËÐÂØ, ÐÑ ÕÂÍÉÇ ÑÕ ÔÕÇÓËÚÇÔÍËØ ×ÂÍÕÑÓÑÄ Ë ÂÍÕËÄÐÑÔÕË
ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞØ ËÏËÐÑ- Ë ÅËÆÓÑÍÔËËÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ. ´ÂÍ, Ô
ÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÞÏË ÅËÆÓÑÍÔËÏÑËÎØÎÑÓËÆÂÏË ÓÇÂÍÙËâ ÏÇÐÇÇ
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÂ, ÒÑàÕÑÏÖ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÊÂÏÇÕÐÑÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÏËÐÑÓ-
ÐÑÅÑ ËÊÑÏÇÓÂ.

±ÖÕß Ä. ²ÇÂÍÙËâ ·ËÐÔÃÇÓÅÂ (ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ Ñ-¶¥¡ Ô a-ÍÇÕÑ-
ÍËÔÎÑÕÂÏË) ËÊÄÇÔÕÐÂ ÃÑÎÇÇ ÄÇÍÂ Ë ÆÑ ÔËØ ÒÑÓ âÄÎâÇÕÔâ ÐÂËÃÑ-
ÎÇÇ ÒÓÂÍÕËÚÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-
ÑÐÑÄ.53, 54

¯ÂÎËÚËÇ Ä ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ ÅÇÕÂÓÑËÎÒËÓÑÄËÐÑÅÓÂÆÐÞØ ÍËÔÎÑÕ
a- Ë b-ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÑÉËÆÂÕß Ä
ÓÇÂÍÙËâØ àÕËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô Ñ-¶¥¡ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÍÂÍ ØËÐÑÍÔÂ-
ÎËÐÑÄ, ÕÂÍ Ë ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÂ. °ÆÐÂÍÑ, ÍÂÍ Ë Ä
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20 ÏÃÂÓ, 50 ë 808C
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(96%)
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R1 = H: R2 = Bn (45%), Me (68%); R1 =Me: R2 =Me (77%),

Bn (20%); R1 = Bn, R2 =Me (14%).
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O
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{³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 6 ÍÂÍ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕÞ, ÔÕÓÑÅÑ
ÅÑÄÑÓâ, ÐÖÉÐÑ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÕß ÄÏÇÔÕÇ Ô ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÂÏË, ÐÑ ÖÆÑÃÐÇÇ
ÑÃÝÇÆËÐËÕß ÇÅÑ Ä ÑÆÐÑÌ ÔØÇÏÇ Ô ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË 4 Ë 5.
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ÓÇÂÍÙËâØ Ô ÂÓÑËÎÒËÓÑÄËÐÑÅÓÂÆÐÞÏË ÍËÔÎÑÕÂÏË, ÃÞÎË ÄÞÆÇ-
ÎÇÐÞ 55, 56 ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-
ÑÐÑÄ.

±ÓÑÄÇÆÇÐËÇ ÓÇÂÍÙËË a-ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ Ô Ñ-¶¥¡ Ä ÖÔÎÑÄËâØ
×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Saccharomyces cere-
visiae ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ë pH 7 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ËÊÃÇÉÂÕß
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÒÑÃÑÚÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ Ë ÒÑÎÖÚÂÕß ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-
2(1H)-ÑÐÞ Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË.57 ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇ-
ÕËÕß, ÚÕÑ ÐÂ ÒÓÑÕÇÍÂÐËÇ ÓÇÂÍÙËË ÏÑÉÇÕ ÑÍÂÊÞÄÂÕß ÄÎËâÐËÇ
ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ×ÇÓÏÇÐÕ, ÐÑ Ë ÇÅÑ ÐÑÔËÕÇÎß.

®ËÍÓÑÄÑÎÐÑÄÑÇ ÑÃÎÖÚÇÐËÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÕÂÍÉÇ
ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÔÄÇÔÕË ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÒÑÃÑÚÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ Í ÏËÐË-
ÏÖÏÖ.57 ®ËÍÓÑÄÑÎÐÑÄÑÇ ÄÑÊÆÇÌÔÕÄËÇ ÖÏÇÐßÛÂÇÕ ÄÓÇÏâ ÒÓÑ-
ÕÇÍÂÐËâ ÓÇÂÍÙËË ÆÑ ÐÇÔÍÑÎßÍËØ ÏËÐÖÕ Ë ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÓÑÄÑÆËÕß
ÇÇ Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ, ÚÕÑ ÑÃÎÇÅÚÂÇÕ ÒÓÑÙÇÔÔ ÑÃÓÂ-
ÃÑÕÍË.

³ÓÂÄÐËÄÂâ àÕË ÆÄÂ ÄÂÓËÂÐÕÂ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ ÓÇÂÍÙËË, ÔÎÇÆÖÇÕ
ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ØÑÕâ ÃËÑÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑÙÇÔÔ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ
ÒÑÎÖÚÂÕß ÙÇÎÇÄÞÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË,
ÐÑ ÕÓÇÃÖÇÕ ÕÓÖÆÑÇÏÍÑÌ ÑÚËÔÕÍË ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ Ë ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎß-
ÐÑÅÑ ÄÓÇÏÇÐË ÆÎâ ÊÂÄÇÓÛÇÐËâ ÓÇÂÍÙËË, Â ÓÇÂÍÙËâ Ä ÖÔÎÑÄËâØ
ÏËÍÓÑÄÑÎÐÑÄÑÅÑ ÑÃÎÖÚÇÐËâ ì ÐÇÕÓÖÆÑÇÏÍËÌ ÒÓÑÙÇÔÔ Ë ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÂÏ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ä
ÕÇÚÇÐËÇ ÐÇÔÍÑÎßÍËØ ÏËÐÖÕ.

£ ÓÇÂÍÙËâØ Ñ-¶¥¡ Ô à×ËÓÂÏË ÂÓËÎ- Ë ÂÎÍËÎØÎÑÓÒËÓÑÄË-
ÐÑÅÓÂÆÐÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÞ 7.58, 59

£ àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ Ä ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËË ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ
ÖÚÂÔÕÄÖÇÕ a-ÍÇÕÑÅÓÖÒÒÂ ÔÎÑÉÐÑÅÑ à×ËÓÂ, Â ÐÇ a-ØÎÑÓÍÇÕÑÐ-
ÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ.

£ ÔÎÖÚÂÇ ÂÏËÆÑÄ ×ÇÐËÎØÎÑÓÒËÓÑÄËÐÑÅÓÂÆÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
ÓÇÂÍÙËâ Ô Ñ-¶¥¡ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ a-ØÎÑÓÍÇÕÑÐÐÑÅÑ
×ÓÂÅÏÇÐÕÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 1,4-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ 8, ÚÕÑ
ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ ÔÓÂÄÐËÕÇÎßÐÑÌ ÎÇÅÍÑÔÕßá ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ ÂÏË-
ÐÑÅÓÖÒÒÞ Ä ÑÕÎËÚËÇ ÑÕ ÒÇÓÇÂÏËÆËÓÑÄÂÐËâ ÂÏËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ.58

ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÄ a-ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ ÕÂÍÉÇ ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÂÏ.60

±ÖÕß Å. ¦ÜÇ ÑÆÐËÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ âÄÎâÇÕÔâ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ Ñ-¶¥¡ Ë ÇÅÑ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ Ô a-ÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË,61 ë 63

ÒÓË àÕÑÏ Ô ÐÇÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 1,2-ÆËÅËÆÓÑ-
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÊÂÕÇÏ Ô ÒÑÏÑÜßá ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÑÍËÔ-
ÎËÕÇÎÇÌ (Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ ËÎË ÃÇÊ ÐËØ)
ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ.

¯ÂÎËÚËÇ Ä àÕËÎÑÄÑÏ à×ËÓÇ 3-ÑÍÔÑ-4-ØÎÑÓÏÂÔÎâÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ a-ÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ Ë b-ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ
×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÕ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô Ñ-¶¥¡ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ
ÍÂÍ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ, ÕÂÍ Ë ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ.
°ÆÐÂÍÑ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ ÕÑÎßÍÑ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ Ô ÔÖÏÏÂÓÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ 80%.62

±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ØÎÑÓÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ, ÂÆÔÑÓÃËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÐÂ SiO2 (HClO4/SiO2), Ä ÓÇÂÍÙËË
a-ÃÓÑÏÍÇÕÑÐÑÄ Ë 1,2-ÆËÂÏËÐÑÄ Ä ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ ÙÇÎÇÄÞÇ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 15 ÏËÐ,64 Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ
ÃÇÊ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÓÇÂÍÙËË ÐÇ ÑÃÐÂÓÖÉËÄÂáÕÔâ
ÆÂÉÇ ÚÇÓÇÊ 5 Ú.

£ ÑÕÎËÚËÇ ÑÕ ÆÓÖÅËØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÅÇÐÐÞØ ÍÂÕÂ-
ÎËÊÂÕÑÓÑÄ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË HClO4/SiO2 ÓÇÂÍÙËâ ÐÇ ÑÔÕÂÐÂÄ-
ÎËÄÂÇÕÔâ ÐÂ ÔÕÂÆËË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË, Â ÒÓÑÕÇÍÂáÕ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÇ
ÑÍËÔÎÇÐËÇ Ë ÂÓÑÏÂÕËÊÂÙËâ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂ. °ÍËÔÎËÕÇÎÇÏ Ä ÒÓË-
ÔÖÕÔÕÄËË àÕÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÔÎÖÉËÕ ÍËÔÎÑÓÑÆ ÄÑÊÆÖØÂ. £ ÑÕ-
ÔÖÕÔÕÄËÇ ÄÑÊÆÖØÂ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ Ä ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÖá ×ÑÓÏÖ Ô
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÐÇ ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ.
£ÞÆÇÎÇÐÐÑÇ ÆËÅËÆÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÕÂÍÉÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
HClO4/SiO2 Ä ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÑÍËÔÎÇ-
ÐËá. ¬ÂÕÂÎËÊÂÕÑÓ ÏÑÉÇÕ ÎÇÅÍÑ ÃÞÕß ÖÆÂÎÇÐ ËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ
ÔÏÇÔË Ë ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ 3 ÓÂÊÂ ÃÇÊ ÒÑÕÇÓË ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ Ñ-¶¥¡ Ô ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË
ÂÕÑÏ ÅÂÎÑÅÇÐÂ Ä a-ÒÑÎÑÉÇÐËË Í ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ, Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇÅÑÔâ ÆËÅËÆÓÑÒÓÑ-
ÆÖÍÕÂ ÑÍÔËÆÑÏ ÏÂÓÅÂÐÙÂ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚÂÕß ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-
2(1H)-ÑÐÞ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.65

R=Me, Et, Bn, (CH2)2CO2H, CH2CO2H, OH;

aÐ Saccharomyces cerevisiae, 208C, 72 Ú (ÄÞØÑÆÞ 92 ë 95%);

bÐMW, 3.5 ± 13 ÏËÐ (ÄÞØÑÆÞ 86 ë 91%).
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±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ Ä ÓÇÂÍÙËâØ a-ÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑ-
ÐËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ Ë Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ. £ ÓÂÃÑÕÇ 66 ÑÒËÔÂÐ ÑÆÐÑ-
ÓÇÂÍÕÑÓÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ àÕËÎ-3-ÅËÆÓÑÍÔË-
ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2-ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÑÄ Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ Ë
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ä ÄÂÍÖÖÏÇ ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ Ñ-¶¥¡ Ë ÆËàÕËÎÃÓÑÏÏÂÎÑÐÂÕÂ. £ÔÇ ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÑ
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,2-ÆËÂÏËÐÞ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÔÏÇÔË ËÊÑÏÇÓÑÄ, Â Ä
ÔÎÖÚÂÇ 4-ÐËÕÓÑ- Ë 4-ÃÇÐÊÑËÎ-1,2-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ ÑÃÓÂ-
ÊÖÇÕÔâ ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ ÑÆËÐ ËÊÑÏÇÓ.

±ÇÓÇÏÇÛËÄÂÐËÇ ÙËÔ-ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐ-1,2-ÆËÂÏËÐÂ Ô ÆËàÕËÎ-
ÃÓÑÏÏÂÎÑÐÂÕÑÏ ÒÓË7108C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 15 ÏËÐ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ
ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ 10%-ÐÞÏ Pd/C Ä ÍËÒâÜÇÏ Ò-ÙËÏÑÎÇ ÕÂÍÉÇ ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í ØËÐÑÍÔÂÎËÐÖ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 43%.66

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË a-ÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
Ô Ñ-(N-ÔÖÎß×ÑÐËÎ)ËÐÆÑÂÐËÎËÐÂÏË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÒËÓÑØËÐÑÍ-
ÔÂÎËÐÞ Ô ÖÏÇÓÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË.67 ¯ÇÑÃØÑÆËÏÞÏ ÖÔÎÑÄËÇÏ
ÒÓÑÕÇÍÂÐËâ ÓÇÂÍÙËË âÄÎâÇÕÔâ ÄÞÔÑÍÂâ ÒÑÆÄËÉÐÑÔÕß ÂÕÑÏÂ

ÄÑÆÑÓÑÆÂN-ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ (ËÎËN-ÏÇÕËÐÑÄÑÌ) ÅÓÖÒÒÞ Ä ËÐÕÇÓ-
ÏÇÆËÂÕÇ, ÚÕÑ ÆÑÔÕËÅÂÇÕÔâ ÄÎËâÐËÇÏ àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÇ×ËÙËÕÐÑÌ
ÂÓÑËÎßÐÑÌ ËÎË ÆÄÖØ àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ.

N-¡ÎÎËÎßÐÞÇ Ë Ò-ÐËÕÓÑÃÇÐÊËÎßÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ Ñ-(N-
ÔÖÎß×ÑÐËÎ)ËÐÆÑÂÐËÎËÐÂ ÐÇ ÖÆÂÎÑÔß ÒÓÇÄÓÂÕËÕß Ä ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ ÆÂÉÇ ÒÓË ÏÐÑÅÑÚÂÔÑÄÑÏ ÍËÒâÚÇÐËË Ä
ÒÇÐÕÂØÎÑÓÃÇÐÊÑÎÇ ËÎË Ñ-ÆËØÎÑÓÃÇÐÊÑÎÇ. ±ÑÒÞÕÍË ÖÄÇÎËÚËÕß
ÒÑÆÄËÉÐÑÔÕß ÒÓÑÕÑÐÑÄ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÒÖÕÇÏ ÊÂÏÇÐÞ
ÄËÐËÎßÐÑÌ Ë Ò-ÐËÕÓÑ×ÇÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒ ÐÂ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓ-
ÐÞÌ ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎßÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ÕÂÍÉÇ ÐÇ ÒÓËÄÇÎË Í ÉÇÎÂÇÏÑÌ
ÔÒËÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË.

ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô a-ÃÓÑÏÍÇÕÑÐÑÏ ÔÄâÊÂÐÐÑÅÑ Ô
ÐÑÔËÕÇÎÇÏ SynPhaseTM Ñ-¶¥¡ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ËÊÑÏÇÓÐÞÏ ØËÐÑÍ-
ÔÂÎËÐÂÏ Ô ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 86%.68

±ÖÕß Æ. ¿ÒÑÍÔËÆÞ ÕÂÍÉÇ ÏÑÅÖÕ ÄÞÔÕÖÒÂÕß ÒÑÔÕÂÄÜËÍÂÏË
ÆÄÖØÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÆÎâ ÒÑÔÕÓÑÇÐËâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ
ÔËÔÕÇÏÞ. ªØ ÓÇÂÍÙËË Ô Ñ-¶¥¡ ÒÓÑÕÇÍÂáÕ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÆË-
Ë ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ô ÖÏÇÓÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË. ¥Îâ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÔÂÏËØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ àÒÑÍÔËÆÑÄ ÐÇÑÃØÑ-
ÆËÏÑ ÐÂÎËÚËÇ ØÑÓÑÛÇÌ ÖØÑÆâÜÇÌ ÅÓÖÒÒÞ Ö ÑÆÐÑÅÑ ËÊ ÂÕÑÏÑÄ
ÑÍÔËÓÂÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ; Ä ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÕÓÇÃÖÇÕÔâ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ.

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ 2-(Ò-ÕÑÎËÎÔÖÎß×ÑÐËÎ)-3-×ÇÐËÎÑÍÔËÓÂÐÂ Ô
Ñ-¶¥¡ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ¥®¶¡ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 3 Ú ÒÓËÄÑÆËÕ Í
2-ÂÓËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐÂÏ Ô ÄÞØÑÆÂÏË 45 ë 66%.69 ±Ñ-ÄËÆËÏÑÏÖ,
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÂÓËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑÌ ÂÕÂÍË ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ ÐÂ ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ C(3),
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ÐÇÔÖÜËÌ ×ÇÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ, Ô ÓÂÔÍÓÞÕËÇÏ ÑÍÔËÓÂÐÑÄÑÅÑ
ÙËÍÎÂ, ÊÂÕÇÏ ÔÎÇÆÖáÕ ÂÕÂÍÂ ÄÕÑÓÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ ÐÂ ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÄÛÖáÔâ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ Ë, ÐÂÍÑÐÇÙ, ÑÍËÔÎÇÐËÇ
1,2-ÆËÅËÆÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ.

±ÓËÏÇÐÇÐËÇ àÕÑÅÑ ÒÑÆØÑÆÂ Í 2-ÙËÂÐÑ- Ë 2,2-ÆËÙËÂÐÑ-3-
ÂÓËÎÑÍÔËÓÂÐÂÏ ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ÒÑÎÖÚËÕß 3-ÂÓËÎ-2-ÙËÂÐÑ- Ë
3-ÂÓËÎ-2-ÑÍÔÑ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐ-
ÐÑ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÆÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËá Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÍÔËÆÂ ÓÕÖÕË.

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË (R,R)-ÆËàÕËÎÑÍÔËÓÂÐ-2,3-ÆËÍÂÓÃ-
ÑÍÔËÎÂÕÂ, ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ËÊ (2R,3R)-(+)-ÆËàÕËÎÕÂÓÕÓÂÕÂ, Ô
Ñ-¶¥¡ ÒÓË ÒÑÄÞÛÇÐÐÞØ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂØ Ä ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÂÓÅÑÐÂ
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2-
ÑÐÞ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.70 ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ Ä ÕÑ
ÄÓÇÏâ ÍÂÍ ÆÎâ Ñ-¶¥¡ Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ô àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓ-
ÐÞÏË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâÏË ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÍËÒâÚÇÐËâ Ä àÕÂÐÑÎÇ, ÆÎâ
1,2-ÆËÂÏËÐÑ-4-ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎÂ ÐÇÑÃØÑÆËÏÑ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ ÃÇÊ
ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ ÒÓË 1558C.

²âÆ ÐÑÄÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÒÑÎÖÚÇÐ Ô ÄÞØÑÆÂÏË 55 ë 61%
ÑÆÐÑÓÇÂÍÕÑÓÐÑÌ ÕÓÇØÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ àÒÑÍÔË-
ÍÇÕÑÐÑÄ 9 Ô Ñ-¶¥¡ Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ
ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.71 ¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ ÒÓÇÆÒÑÎÂ-
ÅÂáÕ, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÍÂÍ ÕÂÐÆÇÏÐÞÌ ÒÓÑÙÇÔÔ, ÄÍÎá-
ÚÂáÜËÌ ÔÎÇÆÖáÜÖá ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕß ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ:
ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÞÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ ÂÏËÐÑÎËÊ ÑÍÔËÓÂÐÂ, ÙËÍÎËÊÂÙËâ,
àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ ÃÇÐÊÑÎÕËÑÎÂ, ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÍËÔÎÑÓÑÆÑÏ ÄÑÊ-
ÆÖØÂ, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ÂÓÑËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ ÔÑ ÄÕÑÓÑÌ
ÏÑÎÇÍÖÎÑÌ Ñ-¶¥¡. °ÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÆÂÉÇ ÒÓË ÔÑÑÕÐÑ-
ÛÇÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ 1 : 1 ÒÑÍÂÊÞÄÂÇÕ, ÚÕÑ ÂÓÑËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐ ÑÚÇÐß
ÂÍÕËÄÇÐ Ë ÄÔÕÖÒÂÇÕ Ä ÆÂÎßÐÇÌÛÖáÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá, ÒÓËÄÑÆâÜÖá
Í ËÏËÐÖ. £ÑÊÏÑÉÐÑ, àÕÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ ÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËÇÏ ÍÂÓ-
ÃÑÐËÎßÐÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ËÎË ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ
ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ, ÚÕÑ ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÔÕß ÍÂÓ-
ÃÑÐËÎßÐÑÌ ×ÖÐÍÙËË.

²ÂÊÎËÚÐÞÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ ËÊ ÒÓÑÔÕÞØ àÒÑÍÔËÆÑÄ ËÎË ÏÑÐÑ-
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÑÍÔËÆÑÄ ÔÕËÓÑÎÂ Ë Ñ-ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ Ô ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÒÑÓÑÛÍÂ ÄËÔÏÖÕÂ Ë
ÆÑÃÂÄÑÍ ÕÓË×ÎÂÕÂ ÏÇÆË Ä ¥®³°.72 ­ÖÚÛËÇ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ
(ÄÞØÑÆÞ 53 ë 70%) ÒÓË ÔËÐÕÇÊÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÃÞÎË ÆÑÔÕËÅ-
ÐÖÕÞ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË 1.5-ÍÓÂÕÐÑÅÑ ËÊÃÞÕÍÂ ÆËÂÏËÐÂ.
£ ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÄËÔÏÖÕÂ, ¥®³° ËÎË ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÍËÔÎÑÓÑÆÂ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÐÇ ÐÂÃÎáÆÂÎÑÔß.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 2,3-ÆËÂÏËÐÑÏÂÎÇËÐÑÐËÕÓËÎÂ c ÙËÍÎÑ-
ÅÇÍÔÇÐÑÍÔËÆÑÏ ÕÂÍÉÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ ÅÇÍÔÂ-
ÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÂÏ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 67 ë 71%.72

¥Îâ ÏÑÐÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ àÒÑÍÔËÆÑÄ ËÎË ÙËÍÎÑÅÇÍÔÇÐÑÍÔËÆÂ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎÂÔß ÆÑÃÂÄÍÂ Cu(OTf)2, Â Ä ÔÎÖÚÂÇ ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
àÒÑÍÔËÆÑÄ ÎÖÚÛËÇ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ÆÂÄÂÎÑ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ ÔËÎßÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ ¢ÓÈÐÔÕÇÆÂ (TfOH). ¯ÇÑÃØÑÆËÏÑÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ
ÍËÔÎÑÕÐÞØ ÆÑÃÂÄÑÍ ÓÂÔÔÚËÕÞÄÂÎÑÔß ËÊ ÑÒÕËÏÂÎßÐÑÅÑ ÑÕÐÑ-
ÛÇÐËâ ÄÞØÑÆÂ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ Í ÍÑÎËÚÇÔÕÄÖ ÒÑÃÑÚÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ
ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ ÒÑÎËÏÇÓËÊÂÙËË àÒÑÍÔËÆÑÄ.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 72 ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ
ÚÇÓÇÊ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑÇ ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ ÍËÔÎÑÕÐÞÏË ÆÑÃÂÄ-
ÍÂÏË ÑÍËÔÎÇÐËÇ àÒÑÍÔËÆÂ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ¥®³°, ÒÓËÄÑÆâÜÇÇ
Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÏÖ a-ÅËÆÓÑÍÔËÍÇÕÑÐÖ ËÎË a-ÅËÆÓÑÍÔËÂÎß-
ÆÇÅËÆÖ. ¯Â ÄÕÑÓÑÌ ÔÕÂÆËË àÕÑ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ
ÑÍËÔÎâÇÕÔâ Ä ÆËÍÇÕÑÐ ËÎË Ä ÍÇÕÑÂÎßÆÇÅËÆ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
ÔËÔÕÇÏÞ Bi0/O2, ÒÑÔÎÇ ÚÇÅÑ ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô
Ñ-¶¥¡ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ.

¬ÂÍ ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß ÄÞÛÇ (ÔÏ. ÒÖÕß Ä), ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ØÎÑÓ-
ÂÓËÎÒËÓÖÄÂÕÑÄ Ô Ñ-¶¥¡ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÂÏ
7.58 ªÔÒÑÎßÊÖÇÏÞÇ Ä àÕËØ ÓÇÂÍÙËâØ ØÎÑÓÍÇÕÑÐÞ ÒÑÎÖÚÂáÕ
ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËÇÌ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ØÎÑÓàÒÑÍÔËÆÑÄ. °ÆÐÂÍÑ
ØÎÑÓàÒÑÍÔËÆ Ä ÑÕÎËÚËÇ ÑÕ ËÊÑÏÇÓÐÑÅÑ ÇÏÖ ØÎÑÓÍÇÕÑÐÂ ÒÓË
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô Ñ-¶¥¡ ÆÂÇÕ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ 10.73

±ÖÕß Ç. ¥ËÅÂÎÑÅÇÐËÆÞ ÕÂÍÉÇ ÏÑÅÖÕ ÔÎÖÉËÕß ÃËÔàÎÇÍÕÓÑ-
×ËÎÂÏË ÆÎâ ÒÑÔÕÓÑÇÐËâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô
1,2-ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË Ë ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË.

´ÂÍ, ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÂâ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ N-(Ñ-ÂÏËÐÑ×ÇÐËÎ)ÍÂÓ-
ÃÂÏÂÕÂ 11 Ô àÕËÎ-2,3-ÆËÃÓÑÏÒÓÑÒËÑÐÂÕÑÏ Ä ¥®¶¡ Ä ÒÓËÔÖÕ-

R1 = R2 =H (81%), Me (77%); R1 =Me, R2 = H (56%);

R1 = H: R2 = OMe (81%), CF3 (80%).
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O
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o-PDA, AcOH, EtOH

D, 30 ÏËÐ

N
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N
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H2N

(58%)

R1 = Prn, R2 = Bun (70%), R1 = H: R2 = Ph (64%), 4-ClC6H4 (65%).
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H2N

H2N

CN

CN

Bi0 (5 ÏÑÎ.%), Cu(OTf)2 (5 ë 6 ÏÑÎ.%)

N
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ÔÕÄËË ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ ÒÓËÄÑÆËÕ ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ Í ØËÐÑÍÔÂ-
ÎËÐÖ Ä ÑÆÐÑÔÕÂÆËÌÐÑÏ ÒÓÑÙÇÔÔÇ.74 ±ÑÔÍÑÎßÍÖ ÍÂÓÃÂÏÂÕ 11
ÎÇÅÍÑ ÑÍËÔÎâÇÕÔâ ÄÑÊÆÖØÑÏ, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá ÒÓÑÄÑÆâÕ Ä ÂÕÏÑ-
Ô×ÇÓÇ ÂÓÅÑÐÂ, Â ÆÂÎßÐÇÌÛÖá ÑÃÓÂÃÑÕÍÖ ì ÐÂ ÄÑÊÆÖØÇ ÆÎâ
ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ.

¯ÂÎËÚËÇ Ä 2,3-ÆËÃÓÑÏÒÓÑÒËÑÐÂÕÇ ÆÄÖØ ÃËÔàÎÇÍÕÓÑ×ËÎß-
ÐÞØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ (a-ÅÂÎÑÅÇÐÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ Ë a-ÆËÅÂÎÑÅÇÐËÆ-
ÐÑÅÑ) ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÕ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÔÏÇÔË ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ.
°ÆÐÂÍÑ ÃÞÎ ÄÞÆÇÎÇÐ ÕÑÎßÍÑ ÑÆËÐ ÒÓÑÆÖÍÕ, ÚÕÑ, ÒÑ ÏÐÇÐËá
ÂÄÕÑÓÑÄ ÓÂÃÑÕÞ 74, ÔÄâÊÂÐÑ Ô ÃÞÔÕÓÞÏ ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇÏ Ä ÖÔÎÑ-
ÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÃÓÑÏÑÄÑÆÑÓÑÆÂ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇÅÑÔâ in situ ÐÇÐÂÔÞÜÇÐÐÑÅÑ ÃÓÑÏà×ËÓÂ Ô
Ñ-¶¥¡.

±ÖÕß É. ±ÓË ÐÂÎËÚËË ÂÍÕËÄËÓÖáÜËØ ÅÓÖÒÒËÓÑÄÑÍ
ÂÎÍÇÐÞ ÕÂÍÉÇ ÏÑÅÖÕ ÄÞÔÕÖÒÂÕß Ä ÓÑÎË ÒÑÔÕÂÄÜËÍÑÄ ÆÄÖØ-
ÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ 1,2-ÆËÂÊÂÃÖÕÂ-1,3-ÆËÇÐÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
×ÑÔ×ËÐÑÍÔËÆÐÞÌ ËÎË ×ÑÔ×ÑÐÂÕÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ, Ô 1,2-×ÇÐËÎÇÐ-
ÆËÂÏËÐÂÏË ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ 12 Ô ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË.75

R1 R2 R3 £ÞØÑÆ, %

H P(O)Ph2 Me 81
H P(O)(OEt)2 Me 83
H P(O)Ph2 Ph 91
H P(O)(OEt)2 Ph 98
Me P(O)Ph2 Me 90
Cl P(O)Ph2 Me 93
Cl P(O)Ph2 Ph 89

¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÒÇÓÄÂâ ÔÕÂÆËâ ÓÇÂÍÙËË ÊÂÍÎá-
ÚÂÇÕÔâ Ä ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÌ ÂÕÂÍÇ ÑÆÐÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ Ñ-¶¥¡ ÐÂ
ÕÇÓÏËÐÂÎßÐÞÌ ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ÅÇÕÇÓÑÆËÇÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÅÑ 1,4-ÂÆÆÖÍÕÂ (ÅËÆÓÂÊÑÐÂ), Â
ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÂâ ÂÕÂÍÂ ÄÕÑÓÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ ÐÂ ÅËÆÓÂÊÑÐÑÄÞÌ
ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÑÕÓÞÄÑÏ ÅËÆÓÂÊËÐÍÂÓÃ-
ÑÍÔËÎÂÕÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-×ÑÔ×ÑÓËÎËÓÑÄÂÐÐÞÏ
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÂÏ.

¥ÓÖÅËÏ ÒÓËÏÇÓÑÏ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ ÂÎÍÇÐÂ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÂÎÎËÎÕÓË(Ð-ÃÖÕËÎ)-
ÑÎÑÄÂ Í Ñ-ØËÐÑÐÆËËÏËÐÂÏ 13 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ZnCl2.76 ·ÑÕâ
ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÓÇÂÍÙËË ×ÑÓÏÂÎßÐÑ âÄÎâáÕÔâ ÂÆÆÖÍÕÂÏË¥ËÎßÔÂ ë
¡ÎßÆÇÓÂ, ÔÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÍËÔÎÑÕÞ
­ßáËÔÂ ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÐÇ ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ, ÒÑàÕÑÏÖ ÏÇØÂ-
ÐËÊÏ ÒÓÑÕÇÍÂÐËâ ÓÇÂÍÙËË, ÒÑ ÏÐÇÐËá ÂÄÕÑÓÑÄ, ËÑÐÐÞÌ. ·ÑÕâ
ÆÓÖÅËÇ ÍËÔÎÑÕÞ­ßáËÔÂ (AlCl3,Me2AlCl, TiCl4) ÕÂÍÉÇ ÔÒÑÔÑÃ-
ÔÕÄÖáÕ ÒÓÑÕÇÍÂÐËá ÓÇÂÍÙËË, ÐÑ ÄÔÇ ÉÇ ÏÇÐÇÇ à××ÇÍÕËÄÐÑ,
ÚÇÏ ZnCl2.

R1 R2 £ÞØÑÆ, %

Cl H 98
Br H 72
Me H 72
Cl Cl 82
Me Me 44

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ Ä ÔÎÖÚÂÇ ÃÇÐÊÑËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÔÕË-
ÕÇÎâ Ö ÂÕÑÏÑÄ ÂÊÑÕÂ Ä Ñ-ØËÐÑÐÆËËÏËÐÂØ 14 Ä ÖÔÎÑÄËâØ ËÔÔÎÇ-
ÆÖÇÏÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÂÎÎËÎËÓÑÄÂÐÐÞØ
ÂÏËÆÑÄ.76

³ÖÃÔÕÓÂÕ 14 ±ÓÑÆÖÍÕ

R1 R2 R1 R2 R3 ÄÞØÑÆ, %

H H H All H 61
Me H Me All H 68
Cl H Cl All H 68
Cl Cl Cl Cl All 77
Me Me Me Me All 69

¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÐÂ ÒÇÓÄÑÌ ÔÕÂÆËË ÓÇÂÍÙËË
ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÍÑÑÓÆËÐÂÙËâ ÍËÔÎÑÕÞ ­ßáËÔÂ Ô ØËÐÑÐËÏËÐÑÏ,
Â ÏÇÔÕÑ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑÌ ÂÕÂÍË ÂÎÎËÎÑÎÑÄÂ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÑÔÐÑÄ-
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ÐÑÔÕË ØËÐÑÐËÏËÐÐÞØ ÂÕÑÏÑÄ ÂÊÑÕÂ. ³ÖÎß×ÑÐËÎßÐÞÌ ÊÂÏÇ-
ÔÕËÕÇÎß ÃÑÎÇÇ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎÇÐ, ÚÇÏ ÃÇÐÊÑËÎßÐÞÌ, ÒÑàÕÑÏÖ
ÂÎÎËÎÑÎÑÄÑ ÂÕÂÍÖÇÕ ÇÅÑ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÅÑ
ÍÂÓÃÑÍÂÕËÑÐÂ A, ÔÕÂÃËÎËÊËÓÑÄÂÐÐÑÅÑ ÅËÒÇÓÍÑÐÝáÅÂÙËÇÌ.

ªÏËÆÐÞÌ ÂÕÑÏ ÂÊÑÕÂ Ô ÃÇÐÊÑËÎßÐÞÏ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÏ ÃÑÎÇÇ
ÑÔÐÑÄÐÞÌ, ÒÑàÕÑÏÖ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ Ô ÂÎÎËÎÑÎÑÄÑÏ ÒÓÑËÔØÑ-
ÆËÕ ÍÂÍ 1,4- ËÎË 1,6-ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÊÂÏÇ-
ÔÕËÕÇÎâ Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÏ ÍÑÎßÙÇ.

°ÃÓÂÃÑÕÍÂ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÃÓÑÏÑÏ Ä ËÊÑÒÓÑ-
ÒËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÂÏÏËÂÍÂ ËÏ-ØÎÑÓÒÇÓÑÍÔËÃÇÐ-
ÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (m-CPBA) ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ
ÔÒËÓÕÂÏ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.

±ÓÇÆÎÑÉÇÐÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚÂÕß ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË, ÐÑ ÑÐ ÕÓÇÃÖÇÕ ÆÑÓÑÅÑ-
ÔÕÑâÜËØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ë ÒÓËÏÇÐËÏ ÕÑÎßÍÑ ÆÎâ ÑÅÓÂÐËÚÇÐÐÑÅÑ
ÍÓÖÅÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ.

±ÖÕß Ê. ¡ÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ Ë ÇÇ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ, Ä ÑÕÎËÚËÇ ÑÕ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÐÞØ ÄÞÛÇ ÂÎÍÇÐÑÄ, ÆÎâ ÒÑ-
ÔÕÓÑÇÐËâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô
1,2-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂÏË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞØ ÙÇÐÕÓÑÄ

ÒÑÔÕÂÄÎâáÕ ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ë ÂÕÑÏ
ÖÅÎÇÓÑÆÂ ÕÓÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË.77

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË 2,3-ÆËÂÏËÐÑÂÐËÊÑÎÂ Ô ÂÙÇÕËÎÇÐÆË-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ ÃÞÎÂ ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÔÏÇÔß ÆÄÖØ ËÊÑÏÇÓÐÞØ
ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ Ä ÒÓËÃÎËÊËÕÇÎßÐÑ ÓÂÄÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂØ.78 ²ÂÊÆÇÎÇ-
ÐËÇ ÖÆÂÎÑÔß ÑÔÖÜÇÔÕÄËÕß ÃÎÂÅÑÆÂÓâ ËØ ÓÂÊÎËÚÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÐÑ-
ÔÕË: ÒÓË Ó¯ 8 ÑÆËÐ ËÊ ÐËØ ÒÇÓÇØÑÆËÕ Ä ÓÂÔÕÄÑÓ, Â ÆÓÖÅÑÌ
ÑÔÕÂÇÕÔâ Ä ÑÔÂÆÍÇ.

ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä ÓÇÂÍÙËâØ Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÂÙÇÕËÎÇÐ-
ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÕÓÂÐÔ-(1R,2R)-ÆËÂÏËÐÑÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÂ
ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÕÂÍÉÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ
ÆÇÍÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.79

£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ Ä ÔÎÖÚÂÇ ÆË(ËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÐÑ)ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÂ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ ÐÇ ÐÂÃÎáÆÂÎÑÔß, ÐÑ ÃÞÎ ÄÞÆÇÎÇÐ
ÒÓÑÆÖÍÕ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÆÄÖØ ÏÑÎÇÍÖÎ ÂÙÇÕËÎÇÐÂ Í ÂÕÑÏÂÏ
ÂÊÑÕÂ,79 ÚÕÑ, ÑÚÇÄËÆÐÑ, ÔÄâÊÂÐÑ ÔÑ ÔÕÇÓËÚÇÔÍËÏË ÊÂÕÓÖÆÐÇ-
ÐËâÏË, ÄÞÊÄÂÐÐÞÏË ËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÂÏË ÒÓË ÂÔËÏÏÇÕ-
ÓËÚÇÔÍËØ ÂÕÑÏÂØ ÖÅÎÇÓÑÆÂ.

±ÖÕß Ë. ±ÓËÏÇÐÇÐËÇ a-ÅËÆÓÑÍÔËÍÇÕÑÐÑÄ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÒÑÔÕÂÄÜËÍÑÄ ÃËÔàÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÕÓÇÃÖÇÕ ÆÎâ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËâ MnO2

ÍÂÍ ÑÍËÔÎËÕÇÎâ.80

´ÂÍ, a-ÅËÆÓÑÍÔËÍÇÕÑÐÞ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÑÍËÔÎÇÐËá MnO2 Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÒÑÎÖÚÂáÜËØÔâ in situ ÍÇÕÑ-
ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË 1,2-ÆËÂÏËÐÂÏË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ Ä ÑÆÐÑÓÇÂÍÕÑÓÐÑÏ ÒÓÑÙÇÔÔÇ.81
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±ÓÑÄÇÆÇÐËÇ ÓÇÂÍÙËË ÅËÆÓÑÍÔËÂÙÇÕÑÐÂ Ô Ñ-¶¥¡ Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË 15 àÍÄ. MnO2 Ä ØÎÑÓËÔÕÑÏ ÏÇÕËÎÇÐÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
2-ÏÇÕËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐÖ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 43%. ¥ÑÃÂÄÎÇÐËÇ ÍËÔÎÑÕÞ
ËÎË ÑÔÐÑÄÂÐËâ, Â ÕÂÍÉÇ ÊÂÏÇÐÂ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâ ÐÇ ÖÎÖÚÛÂáÕ
ÓÇÊÖÎßÕÂÕ, Í ÕÑÏÖ ÉÇ ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÒÑÃÑÚÐÑÅÑ
ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÑÅÑ ÔÑÚÇÕÂÐËâ ÆËÂÏËÐÂ ì ÂÊÑÃÇÐÊÑÎÂ.
±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÆÄÖÍÓÂÕÐÑÅÑ ËÊÃÞÕÍÂ ÆËÂÏËÐÂ Ä ÕÇÚÇÐËÇ
ÚÂÔÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÙÇÎÇÄÑÌ ÒÓÑÆÖÍÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 79%.

¬ÂÍ ÂÎÍËÎ-, ÕÂÍ Ë ÂÓËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ a-ÅËÆÓÑÍÔËÍÇÕÑÐÞ Ä
ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ ØËÐÑÍÔÂÎË-
ÐÂÏ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË. ±ÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÂ àÕÑÅÑ ÏÇÕÑÆÂ
ÊÂÍÎáÚÂáÕÔâ Ä ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ÒÑÎÖÚÂÕß in situ ÑÚÇÐß ÂÍÕËÄÐÞÇ
ÍÇÕÑÂÎßÆÇÅËÆÞ Ë Ä ÒÓÑÔÕÑÕÇ ÄÞÆÇÎÇÐËâ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ì ÒÑÔÎÇ
ÊÂÄÇÓÛÇÐËâ ÓÇÂÍÙËË ÑÍËÔÎËÕÇÎß Ë ÒÑÃÑÚÐÞÌ ÒÓÑÆÖÍÕ ÖÆÂ-
ÎâáÕ ×ËÎßÕÓÑÄÂÐËÇÏ Ë ÖÒÂÓËÄÂÐËÇÏ.

±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÏÇÕËÎÅÎËÍÑÎâÕÂ (R=OMe) ÆÎâ ÔËÐ-
ÕÇÊÂ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÂ ÒÑÔÎÇÆÐËÌ ÒÑÎÖÚÂÎÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
ÕÑÎßÍÑ 36%, ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÏÇÕËÎÅÎËÍÑÎâÕÂ ËÆÇÕ ÏÇÆ-
ÎÇÐÐÇÇ, ÚÇÏ a-ÅËÆÓÑÍÔËÍÇÕÑÐÑÄ, Ë ÂÊÑÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÃÞÔÕÓÇÇ, ÚÇÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ.

±ÖÕß Í. ¬ÇÕÑÐÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ a-ÏÇÕËÎÇÐÑÄÖá ÅÓÖÒÒÖ, Ä
ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÕÂÍÉÇ ÏÑÅÖÕ ÄÞÔÕÖÒÂÕß Ä ÓÑÎË
ÒÑÔÕÂÄÜËÍÂ ÆÄÖØÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÆÎâ ÒÑÔÕÓÑÇÐËâ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ.

Ñ-¶ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖÇÕ Ô ÓâÆÑÏ ÍÇÕÑÐÑÄ Ä
ÒÑÎËàÕËÎÇÐÅÎËÍÑÎÇ (PEG-400) ÒÓË 608C Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË KOH
Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ Ô ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË; ÑÒÕËÏÂÎßÐÞÏ âÄÎâÇÕÔâ ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ
1 : 2, ÄÓÇÏâ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ ÓÇÂÍÙËË ì 60 Ú.82

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÒÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÒÓÑÙÇÔÔÂ Ä ÂÕÏÑ-
Ô×ÇÓÇ ÂÓÅÑÐÂ ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÐÇÃÑÎßÛÑÇ ÖÏÇÐßÛÇÐËÇ ÄÞØÑÆÂ
ÒÓÑÆÖÍÕÂ, ÒÑÄÞÛÇÐËÇ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÞ ÓÇÂÍÙËË ÆÑ 1008C ÕÂÍÉÇ
ÖÏÇÐßÛÂÇÕ ÄÞØÑÆ ÒÓÑÆÖÍÕÂ. ±ÓË ÖÄÇÎËÚÇÐËË ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËâ
KOH : ÆËÂÏËÐ Ô 1 : 1 ÆÑ 3 : 1 ÄÞØÑÆ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕÔâ, Â Ä
ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ KOH ÙËÍÎËÊÂÙËË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ ÐÇ
ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ.

R1 R2 R3 £ÞØÑÆ, %

H Ph Me 72
H 4-MeOC6H4 Me 59
H 4-ClC6H4 Me 54
H Ph Prn 73
H Ph n-C6H13 65
H Ph CH2Bn 68
H Ph Ph 67
H Pri Ph 75
H Et Ph 56
H Me Bun 30
H n-C5H11 Bun 31
Me Ph Me 54
Me 4-MeOC6H4 Me 74
Me 4-ClC6H4 Me 49
Me Ph Ph 71
Me Pri Ph 95

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 82 ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÒÓÑÙÇÔÔ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ
ÚÇÓÇÊ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÖá ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá ÍÇÕÑÐÂ Ô ÆËÂÏËÐÑÏ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÍÇÕËÏËÐÂ, ÇÐÂÏËÐÐÂâ ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÂâ ×ÑÓÏÂ
ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÏÖ ÅËÆÓÑÂÏËÐË-
ÓÑÄÂÐËá Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÆÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇÏ; ÒÓË àÕÑÏ ÓÑÎß
KOH ÊÂÍÎáÚÂÇÕÔâ Ä ÂÍÕËÄÂÙËË ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒ Ë ÑÃÎÇÅÚÇÐËË
ÕÂÖÕÑÏÇÓËÊÂÙËË ÍÇÕËÏËÐÂ.

²ÇÂÍÙËâ ÒÓËÏÇÐËÏÂ Í ÂÎÍËÎÂÓËÎÍÇÕÑÐÂÏ, Â Ä ÔÎÖÚÂÇ
ÂÙÇÕÑ×ÇÐÑÐÂ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ ÎËÛß 20%.

£ ÓÇÂÍÙËË Ñ-¶¥¡ Ô 1-×ÇÐËÎÃÖÕÂÐ-2-ÑÐÑÏ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÕÑÎßÍÑ ÑÆËÐ ÓÇÅËÑËÊÑÏÇÓ ì 2-×ÇÐËÎ-3-àÕËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐ.
¯ËÊÍËÇ ÄÞØÑÆÞ Ë ÔÍÑÓÑÔÕË ÓÇÂÍÙËË ÐÂÃÎáÆÂÎËÔß ÒÓË ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ñ-¶¥¡ Ô ÐÇÂÍÕËÄËÓÑÄÂÐÐÞÏË ÆËÂÎÍËÎÍÇÕÑÐÂÏË,
ÑÆÐÂÍÑ Ë Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÆÎâ ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ ÍÇÕÑÐÑÄ ÒÑÎÖ-
ÚÂÎÔâ ÕÑÎßÍÑ ÑÆËÐ ÓÇÅËÑËÊÑÏÇÓ.

±ÖÕß Î. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÔÕÂÄÜËÍÑÄ ÆÄÖØÖÅÎÇÓÑÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÂ ÏÑÅÖÕ ÄÞÔÕÖÒÂÕß Ë ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ Ñ-¶¥¡, ÍÂÍ ÒÓÂÄËÎÑ,
ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÓÂÔÍÓÞÕËáÙËÍÎÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ.

´ÂÍ, 2,3-ÆËÅËÆÓÑÍÔË-1,4-ÆËÑÍÔÂÐ ì ÔÕÂÃËÎßÐÞÌ ÔËÐÕÇÕË-
ÚÇÔÍËÌ àÍÄËÄÂÎÇÐÕ ÃÇÊÄÑÆÐÑÅÑ ÅÎËÑÍÔÂÎâ ì Ä ÓÇÂÍÙËË Ô
Ñ-¶¥¡ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 30 ÏËÐ ÒÑÎÖÚÂÕß ØËÐÑÍÔÂÎËÐ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ.83

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ a-ÍÇÕÑ-b-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ-g-ÃÖÕËÓÑÎÂÍÕÑÐÑÄ
(3-ÅËÆÓÑÍÔË×ÖÓÂÐ-2(5H)-ÑÐÑÄ) 15 Ô Ñ-¶¥¡ÒÓËÄÑÆËÕ Í 3-ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÏ 3,4-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÂÏ.84 ¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆ-
ÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÐÂÚËÐÂÇÕÔâ Ô ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÌ ÂÕÂÍË
ÂÏËÐÑÅÓÖÒÞ ÐÂ ÍÇÕÑ×ÓÂÅÏÇÐÕ ×ÖÓÂÐÑÐÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÑÔÐÑÄÂÐËâ ºË××Â. ©ÂÕÇÏ, ÒÓË ÂÕÂÍÇ ÄÕÑÓÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ ÐÂ
ÎÂÍÕÑÐÐÖá ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ, ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÂÔÍÓÞÕËÇ
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ÙËÍÎÂ. ©ÂÄÇÓÛÂÇÕÔâ ÒÓÑÙÇÔÔ ÓÇÕÓÑ-ÂÎßÆÑÎßÐÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ
Ô ÄÞÆÇÎÇÐËÇÏ ×ÑÓÏÂÎßÆÇÅËÆÂ, ÍÑÕÑÓÞÌ ×ËÍÔËÓÑÄÂÎË Ô ÒÑ-
ÏÑÜßá ÔÒËÓÕÑÄÑÅÑ ÓÂÔÕÄÑÓÂ ÆËÏÇÆÑÐÂ.

¶ÇÐËÎÅËÆÓÂÊÑÐ 16 (ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 2H-ØÓÑÏÇÐÂ) ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑ
ÃÖÕËÓÑÎÂÍÕÑÐÂÏ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô Ñ-¶¥¡ Ä ÍËÒâÜÇÌ
ÔÏÇÔË EtOHëAcOH ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÓÂÔÍÓÞÕËá ÙËÍÎÂ Ô ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÂ 17.85

2-¤ÂÎÑÅÇÐ-2¯-ÂÊËÓËÐÞ ÕÂÍÉÇ ÏÑÅÖÕ ÄÞÔÕÖÒÂÕß Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ.86 ±ÓË ÍÑÏÐÂÕ-
ÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ë ÆÂÉÇ ÒÓË 658C ÑÉËÆÂÇÏÞÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÐÇ
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ, ÐÑ ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÓË ÒÓÑ-
ÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä ¥®¶¡ Ä ÖÎßÕÓÂÊÄÖÍÑÄÑÌ (µ©) ÃÂÐÇ.

R1 R2 £ÞØÑÆ, %

Ph CO2Et 86
CO2Me Bz 73
CO2Me CO2Me 69
Me CO2Me 80

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÂÎÎÑÍÔÂÐÂ (18) Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË Ñ-¶¥¡ Ä
àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÔÑÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÑÃÓÂÊÑ-
ÄÂÐËá ÐÂÓâÆÖ Ô ÆÓÖÅËÏË ÒÓÑÆÖÍÕÂÏË ÔÒËÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ Ô
ÐËÊÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.87

£ 2000 Å. ÃÞÎÂ ÑÕÍÓÞÕÂ ÒÓËÐÙËÒËÂÎßÐÑ ÐÑÄÂâ ÓÇÂÍÙËâ,
ÒÓÑÕÇÍÂáÜÂâ Ä ÔËÔÕÇÏÇ 3-ÂÓÑËÎ(ÂÎÍÂÐÑËÎ)ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-
2(1H)-ÑÐ ë 1,2-ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐ 88, 89 Ô ÔÖÉÇÐËÇÏ ÒËÓÂÊËÐÑÄÑÅÑ
ÍÑÎßÙÂ Ë ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖá-
ÜËØ 2-ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ.90 ë 93 ±ÓË àÕÑÏ Ä ×ÑÓ-
ÏËÓÑÄÂÐËË ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ ÒÓËÐËÏÂáÕ ÖÚÂÔÕËÇ
ËÏËÐÐÞÌ ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ ÒËÓÂÊËÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ Ë a-ÂÕÑÏ
ÖÅÎÇÓÑÆÂ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 3 ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÑ-
ÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ.

R1 R2 £ÞØÑÆ, %

Ph H 97
Ph Me 81
Ph Et 79
Ph Prn 87
Ph Bun 87
Ph n-C5H11 86
Ph Bn 56
Me H 72
Me Et 99
Prn H 75
Bn H 81
CH2Bn H 87

±ÓËÏÇÐÇÐËÇ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÄÄÑÆËÕß ÃÇÐÊËÏËÆ-
ÂÊÑÎßÐÖá ÔËÔÕÇÏÖ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÖ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ. ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ
ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÑ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 1,2-ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÔÏÇÔË ËÊÑÏÇÓÑÄ Ä ÒÓËÃÎËÊËÕÇÎßÐÑ ÓÂÄÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂØ.92 ë 94

R1 R2 ³ÖÏÏÂÓÐÞÌ
ÄÞØÑÆ, %

Ph NO2 83
Ph Me 82
Bn NO2 85
Bn Me 78
Me NO2 52
Me Me 72

°ÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÔÏÇÔË ËÊÑÏÇÓÑÄ ÐÇÊÂÄËÔËÏÑ ÑÕ ØÂÓÂÍÕÇÓÂ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÂØ Ë 1,2-
ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐÂØ ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ÑÒËÔÂÕß 93 ÏÇØÂÐËÊÏ ÓÇÂÍÙËË
ÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÔØÇÏÑÌ: ÔÐÂÚÂÎÂ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÂ Ñ-¶¥¡ ÂÕÂÍÖÇÕ
ÎËÃÑ ÂÕÑÏ C(3) ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ, ÎËÃÑ ÂÎÍÂÐÑËÎß-
ÐÞÌ (ÂÓÑËÎßÐÞÌ) ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ; ÊÂÕÇÏ ÔÎÇÆÖÇÕ ÍÂÔÍÂÆÐÑÇ
ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ, ÄÍÎáÚÂáÜÇÇ ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËÇ ÔÒËÓÑØËÐÑÍ-
ÔÂÎËÐÂ A, ÓÂÔÍÓÞÕËÇ ÒËÓÂÊËÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ
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O
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+
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H
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O
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ÔËÔÕÇÏÞ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ Ñ-ÂÏËÐÑÂÐËÎËÆÂ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2-ÍÂÓ-
ÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ B, ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÇ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÇ
ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÂÏËÐÐÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ ÒÑ ÍÂÓÃÂÏÑËÎßÐÑÌ
ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ, ÔÖÉÇÐËÇ ÙËÍÎÂ Ë àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ
ÄÑÆÞ (ÔØÇÏÂ 2).

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÞÏ ÑÃÓÂÊÑÏ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ë ÆÎâ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËÌ Ô ÆÄÖÏâ ÍÑÐÙÇÄÞÏË ÃÇÐÊÑËÎ- ËÎË ÂÙÇÕËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐ-
2(1H)-ÑÐÑÄÞÏË ×ÓÂÅÏÇÐÕÂÏË.92, 95

±ÖÕß Ï. ¦ÜÇ ÑÆËÐ ÒÑÆØÑÆ Í ÔËÐÕÇÊÖ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ
ÔÑÔÕÑËÕ ÄÑ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ Ñ-¶¥¡ Ô ÒÑÆØÑÆâÜËÏË ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÏË ÅÓÖÒ-
ÒÂÏË. ´ÂÍ, ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÆËÂÎßÆËÏËÐÑÄ Ä ÍÂÕÂÎËÊË-
ÓÖÇÏÑÏ ÙËÂÐËÆ-ËÑÐÂÏË ÔÑÚÇÕÂÐËË ÂÎßÆËÏËÐÑÄ (ÂÐÂÎÑÅ ÃÇÐ-
ÊÑËÐÑÄÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË) ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ
ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ.96

¯ÂËÃÑÎÇÇ à××ÇÍÕËÄÐÞÇ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎË ì ÏÇÕÂÐÑÎ Ë ¥®¶¡,
Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÎÇÅÍÑ ÓÂÔÕÄÑÓâÇÕÔâ ÙËÂÐËÆ ÐÂÕÓËâ.

¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ÒÇÓ-
ÄÑÐÂÚÂÎßÐÑÇ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÙËÂÐËÆ-ÂÐËÑÐÂ Í ËÏËÐÑÅÓÖÒÒÇ Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏË ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÌ ÂÕÂÍÑÌ ÐÂ ÂÕÑÏ ÖÅÎÇÓÑÆÂ
ÄÕÑÓÑÌ ËÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ Ë àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ.

£ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍËÔÎÑÓÑÆÂ ÄÑÊÆÖØÂ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÑÍËÔÎË-
ÕÇÎßÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÆËËÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ,
Ä ÏÇÉ×ÂÊÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÂÏËÐÑ-ËÏËÐÐÞÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ, ÒÓË ÙËÍÎËÊÂÙËË ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞØ ÆËÂÎßÆËÏË-
ÐÑÄ ÏÑÉÐÑ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ.

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÄÂÐËÎËÐ (4-ÅËÆÓÑÍÔË-3-ÏÇÕÑÍÔË-
ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆ) Ë ÓÑÆÔÕÄÇÐÐÞÇ ÂÎßÆÇÅËÆÞ ÐÇ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ
ÃÇÐÊÑËÐÑÄÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË, Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ ÆËÂÎßÆËÏËÐÞ ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ ÄÂÐËÎËÐÂ ÄÔÕÖÒÂáÕ Ä ÓÇÂÍÙËá ÔÑÚÇÕÂÐËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ.

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô ÅËÆÓËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ¥®¶¡ 2-ÂÏËÐÑ-
ÂÐËÎËÆ 19 ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÇÕ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÖ ÒËÓËÆÂÊËÐÑÄÑÅÑ
ÙËÍÎÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÂ 20.97

N

N

O

OR

X
N

N
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n

o-PDA, AcOH, D

R= Ph, X = O: n= 1 (80%), 2 (75%); R = Ph, X = CH2:

n= 1/3 (69%), 4/3 (72%), 8/3 (73%); R =Me, X = O, n= 1 (75%).
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£ ÆË(Ò-ÕÑÊËÎ)ÂÏËÆÂØ 21 ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ K2CO3 Ë CuI
ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÊÂÏÞÍÂÐËÇ ÙËÍÎÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 2-ÂÓÑËÎØËÐÑÍ-
ÔÂÎËÐÑÄ 22.98

Ar £ÞØÑÆ, %

21 22

Ph 43 46
3-ClC6H4 60 60
4-MeC6H4 60 53
2-MeC6H4 55 50
4-MeOC6H4 41 40
2-MeOC6H4 52 49
1-¯Â×ÕËÎ 59 44
2-´ËÇÐËÎ 65 45

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ³-ÂÓËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÕÇÓÏËÐÂÎßÐÞØ
ÂÎÍËÐÑÄ (ÓÇÂÍÙËâ ³ÑÐÑÅÂÛËÓÞ) ÕÓÇÃÖÇÕ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂ-
ÕÑÓÂ Ë ÍÑÏÒÎÇÍÔ ÒÂÎÎÂÆËâ(II), Ë ËÑÆËÆ ÏÇÆË(I), Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ
ÆÎâ ÒÓÑÙÇÔÔÂ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÐÖÉÇÐ ÕÑÎßÍÑ CuI (Ä ÇÅÑ ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ
ÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑÆÖÍÕ ÐÇ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ). ±ÓË ÊÂÏÇÐÇ ÍÂÓÃÑÐÂÕÂ
ÍÂÎËâ ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÑÏ ÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑÆÖÍÕ ÕÂÍÉÇ ÐÇ ÑÃÓÂ-
ÊÖÇÕÔâ.

±ÖÕß Ð. ¯ÇÆÂÄÐÑ ÃÞÎÂ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÂ 99, 100 ÐÑÄÂâ
ÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ, ÄÍÎáÚÂáÜÂâ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá
1,2-ÂÓËÎÇÐÆÂÏËÐÑÄ, ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇÏ 1,4-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
2,3-ÆËØÎÑÓ-5,6-ÆËÙËÂÐÑ-1,4-ÃÇÐÊÑØËÐÑÐÂ (DDQ) ÑÍËÔÎâáÕ-
Ôâ, ÆÂÄÂâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
2-ÂÏËÐÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ.

R1 R2 R3 R4 £ÞØÑÆ, %

H H Ph Ph(CH2)2 54
Me Me Ph Ph(CH2)2 50
Me H Ph cyclo-C5H9 53
Me Me 1-®ÇÕËÎÒËÓÂÊÑÎ-5-ËÎ Ph(CH2)2 43
Me Me 3-±ËÓËÆËÎ Ph(CH2)2 33
H H Ph MeO(CH2)2 48
CO2H H Ph cyclo-C5H9 35
H H 2-´ËÇÐËÎ MeO(CH2)2 43

III. ³ËÐÕÇÊ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÐËÎËÐÂ

ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÐËÎËÐÂ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ØËÐÑÍ-
ÔÂÎËÐÑÄ, Ä ÑÕÎËÚËÇ ÑÕ 1,2-ÂÓËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ, ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÕ
ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÒÓÑÕÇÍÂÐËÇ ÓÇÂÍÙËË.

ªÔØÑÆÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË ÏÑÅÖÕ ÔÎÖÉËÕß Ñ-ÐËÕÓÑÂÐËÎËÐÞ
(ÒÖÕß Ñ), ÂÐËÎËÐÞ Ô ÕÇÓÏËÐÂÎßÐÑÌ ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÑÌ Ä ÊÂÏÇÔÕË-
ÕÇÎÇ (ÒÖÕß Ò), Ñ-ÅÂÎÑÅÇÐÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÂÐËÎËÐÞ (ÒÖÕß Ó), a-ÂÓËÎ-
ËÏËÐÑÑÍÔËÏÞ (ÒÖÕß Ô).

±ÖÕß Ñ. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÛËÓÑÍÑ ÒÓËÏÇÐâÇÕÔâ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎß-
ÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ñ-ÐËÕÓÑÂÐËÎËÐÂ. ²ÂÊÎËÚÐÞÇ
N-ÏÇÕËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ Ñ-ÐËÕÓÑÂÐËÎËÐÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÔÐÑÄÂ-
ÐËÌ ÆÂáÕ 1-ÅËÆÓÑÍÔËØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2,3(1H,4H)-ÆËÑÐÞ Ë ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ ÂÊÑÃÇÐÊÑÎÂ (Ä ÒÓËÄÇÆÇÐÐÑÏ ÒÓËÏÇÓÇ ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ
ÃÞÎÑ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÑ, ÐÑ ÄÞØÑÆ ÐÇ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐ).101

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ Ä ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ÄÕÑÓÑÅÑ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ
Ä Ñ-ÒÑÎÑÉÇÐËË Í ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÇ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÑÃÓÂÊÖ-
áÕÔâ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÞ. ¯ÂËÃÑÎÇÇ à××ÇÍÕËÄÐÞÏ ËÊ ËÔÔÎÇÆÖÇ-
ÏÞØ ÑÔÐÑÄÂÐËÌ ÆÎâ ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ, Â ÐÇ
ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎßÐÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÑÍÂÊÂÎÔâ K2CO3.

±ÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÕÔâ,101 ÚÕÑ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ä ÓÇ-
ÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÑ-ÄÑÔÔÕÂÐÑÄË-
ÕÇÎßÐÑÅÑ ÒÓÑÙÇÔÔÂ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ.

·ËÐÑÍÔÂÎËÐ-2,3(1H,4H)-ÆËÑÐÞ 23 ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ô
ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ë ÆÓÖÅËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ì ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇÏ
Ñ-ÐËÕÓÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÐËÎËÐÂ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÞÌ
ËÎË ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÞÌ ÑÔÕÂÕÑÍ, ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÕÂÍËØ ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÂÄÎËÄÂáÜËØ ÔËÔÕÇÏ, ÍÂÍ ÒÂÎÎÂÆËÌ ÐÂ ÖÅÎÇ, ÑÎÑÄÑ Ä ÍËÔÎÑÌ
ÔÓÇÆÇ ËÎË NaHCO3 ëNa2S ëMeOH.49

NH

Ts

N

CH

Ts

+ ArI
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¬ÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ ÒÂÎÎÂÆËÇÏ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎßÐÑÇ N-ÅÇÕÇ-
ÓÑÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐËÇ ÇÐÂÏËÐÑÄ, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ËÊ Ñ-ÐËÕÓÑÂÐËÎËÐÂ,
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÏÇÔË 1,2-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ Ë ÆËÅËÆÓÑ-
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÐÑÄ.102

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÒÓË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË ÇÐÂÏËÐÑÄ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÓÖÕÇÐËÇÄÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÒÓË 60 ÂÕÏ ÑÔÐÑÄÐÞÏ
ÒÓÑÆÖÍÕÑÏ âÄÎâÇÕÔâ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎ.

¦ÐÂÏËÐÞ Ô àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞÏË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâÏË,
ÑÕÎËÚÐÞÏË ÑÕ ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÞ, Ä Ñ-ÒÑÎÑÉÇÐËË ÃÇÐÊÑÎßÐÑÅÑ
ÍÑÎßÙÂ ÐÇ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÅÇÕÇÓÑÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐËá Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ.

·ÑÕâ ÏÇØÂÐËÊÏ ÓÇÂÍÙËË ÆÑ ÍÑÐÙÂ ÐÇ âÔÇÐ, ÂÄÕÑÓÞ
ÓÂÃÑÕÞ 102 ÔÚËÕÂáÕ, ÚÕÑ ÒÓÑÙÇÔÔ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ÒÇÓÄÑ-
ÐÂÚÂÎßÐÑÇ ÆÇÊÑÍÔËÅÇÐËÓÑÄÂÐËÇ ÐËÕÓÑÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÐËÕÓÑÊÑÂÓËÎßÐÑÅÑ

ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏË ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ
ÔÑÔÇÆÐÇÅÑ ÇÐÂÏËÐÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ Ë ÆÇÊÑÍÔËÅÇÐËÓÑÄÂÐËÇÏ
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ.

¥ÓÖÅÑÌ ÄÑÊÏÑÉÐÞÌ ÒÖÕß ÄÍÎáÚÂÇÕ ÄÐÇÆÓÇÐËÇ ÇÐÂÏËÐÂ Ä
ÒÂÎÎÂÆËÇÄÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ A Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ
ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ b-àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËá Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎßÐÞÏ àÎËÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ
(ÔØÇÏÂ 3).

±ÇÓÄËÚÐÞÇ ÂÏËÐÞ, ÔÄâÊÂÐÐÞÇ Ô 2-(3-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐÑÍÔË-4-
×ÑÓÏËÎ)àÕËÎÒÑÎËÔÕËÓÑÎÑÏ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÆÎÑÉÍË, ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄÖáÕ Ô 2,4-ÆËÐËÕÓÑ-1,5-ÆË×ÕÑÓÃÇÐÊÑÎÑÏ Ô ÒÑÔÎÇÆÖá-
ÜËÏË ÊÂÏÇÐÑÌ ÄÕÑÓÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ×ÕÑÓÂ ÐÂ ÑÔÕÂÕÑÍ ÂÏËÐÑ-
ÍËÔÎÑÕÞ, ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇÏ ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒ Ë ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÐÑÄ 24.103

1-¡ÊËÆÑ-2-ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎÞ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÕÓË×Ç-
ÐËÎ×ÑÔ×ËÐÑÏ Ë ÅÇÒÕÂÐÂÎÇÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÂÎÎÂÆËÇÄÑÅÑ
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÕÂÍÉÇ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐËá Ô ÑÃÓÂÊÑ-
ÄÂÐËÇÏ ÔÏÇÔË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ Ë ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÂ.102
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Et3N, Et2O

dba Ð ÆËÃÇÐÊËÎËÆÇÐÂÙÇÕÑÐ, dppp ì 1,3-ÃËÔ(ÆË×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐÑ)-

ÒÓÑÒÂÐ, L ì 1,10-×ÇÐÂÐÕÓÑÎËÐ.
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7208C, 14 ÔÖÕ

N

NO2

Me
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Pd(dba)2, dppp, L, MeCN

708C, CO (6 ÂÕÏ), 20 Ú

N

N
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Me
N

N O

Me

Me+

H

HH

(71%) (11%)

RÐ 3-(4-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-ËÎ)ÒÓÑÒËÎ, 2-(2-ØÎÑÓ×ÇÐËÎ)àÕËÎ;

aÐRNH2, HC(OEt)3, Na(CN)BH3; bÐ 1,5-F2-2,4-(NO2)2C6H2, Et3N;

cÐH2NCH2CO2Me; dÐ SnCl2 . 2H2O, N-ÏÇÕËÎÏÑÓ×ÑÎËÐ;

gÐ 4MHCl, ÆËÑÍÔÂÐ ëMeOH (2 : 1), 508C.
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H
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±ÖÕß Ò. ¥Îâ ÔËÐÕÇÊÂ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐÞ ÐÇ ÕÑÎßÍÑ Ñ-ÐËÕÓÑÂÐËÎËÐÞ, ÐÑ Ë ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÂÐË-
ÎËÐÂ Ô ÕÇÓÏËÐÂÎßÐÑÌ ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÑÌ Ä ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇ. ´ÂÍ,
ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÐÑÄÞÌ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ 2-ÏÇÕËÎ-
ÕËÑ-3-ØÎÑÓØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ 25 ÅÇÕÇÓÑÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ÓâÆÂ
N,S-ÍÇÕÇÐÂÙÇÕÂÎÇÌ 26.104

R1 R2 R3 £ÞØÑÆ, %

MeO H H 70
MeO MeO H 75
MeO H MeO 71
H H H 50

±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË N,S-ÂÙÇÕÂÎâ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË
£ËÎßÔÏÂÌÇÓÂ ÒÓÑÆÖÍÕ, ÄÞÆÇÎÇÐÐÞÌ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 60%, ÑÍÂÊÂÎÔâ
ÐÇ ÑÉËÆÂÇÏÞÏ ØËÐÑÎËÐÑÏ, Â ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÏ. ¢ÞÎÑ ÐÂÌÆÇÐÑ,
ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ Ô POCl3 ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÅÎÂÆÍÑ Ë Ä ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ Ä
ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇ ¥®¶¡, ÒÓË àÕÑÏ ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÖÄÇÎËÚÇÐËÇ
ÄÞØÑÆÂ ÆÑ 70%.

£ àÕËØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÃÞÎË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÞ Ë ÆÓÖÅËÇ ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÇ N,S-ÂÙÇÕÂÎË. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ Ô ÂÍÕËÄËÓÖáÜËÏË ÅÓÖÒÒÂÏË Ä
ÒÂÓÂ-ÒÑÎÑÉÇÐËË Í ÒÑÊËÙËË, ÒÑ ÍÑÕÑÓÑÌ ËÆÇÕ ÙËÍÎËÊÂÙËâ,
ÆÂáÕ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.
£ ÔÎÖÚÂÇ 3-×ÕÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÆÄÖØ
ËÊÑÏÇÓÑÄ ÒÓË ÙËÍÎËÊÂÙËË Ä ÑÓÕÑ- Ë ÒÂÓÂ-ÒÑÎÑÉÇÐËâ Í ÊÂÏÇ-
ÔÕËÕÇÎá.

±ÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÏÞÌ ÂÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 104 ÏÇØÂÐËÊÏ ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÇÐËâ N,S-ÂÙÇÕÂÎÇÌ Ä ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ ÄÍÎáÚÂÇÕ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎß-
ÐÑÇ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-N-ÑÍÔËÆÂ ÒÓË ÙËÍÎËÊÂÙËË
ÂÙÇÕÂÎâ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏË ØÎÑÓËÓÑÄÂÐËÇÏ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 3 Ë
àÍÔÕÓÖÊËÇÌ ÍËÔÎÑÓÑÆÂ.

±ÖÕß Ó. ¥ÓÖÅÑÌ ÛËÓÑÍÑ ÒÓËÏÇÐâÇÏÞÌ ÏÇÕÑÆ ÃÂÊËÓÖÇÕÔâ
ÐÂ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÐËÎËÐÂ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÎÇÅÍÑ ÖØÑÆâÜËÇ
ÅÓÖÒÒÞ; ÒÓË àÕÑÏ ÆÑÔÕÓÂËÄÂÐËÇ ÒËÓÂÊËÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ ÆÑÔÕË-
ÅÂÇÕÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÂÍ ÄÐÖÕÓË-, ÕÂÍ Ë ÏÇÉÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ
ÓÇÂÍÙËÌ.

´ÂÍ, ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ ÂÏËÐÑÂÙÇÕÂÐËÎËÆÑÄ 27 ÒÓËÄÑÆËÕ Í ËØ
ÙËÍÎËÊÂÙËË Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2-ÑÐÂ.105

¥Îâ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐËâ ÕÂÍÑÅÑ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÂÓÑÏÂÕË-
ÚÇÔÍÑÅÑ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ ÐÇÑÃØÑÆËÏÑ ÒÓËÔÖÕÔÕ-
ÄËÇ ÂÍÕËÄËÓÖáÜËØ ÂÕÑÏ ÅÂÎÑÅÇÐÂ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞØ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ.

£ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÇ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÇ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ Ä ËÊÑ-
ÏÇÓÐÞØ ØÎÑÓÂÙÇÕÂÐËÎËÆÂØ 28 ÕÂÍÉÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË
ÑÕ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ë àÍÔÒÇÓËÏÇÐÕÂÎßÐÞØ ÖÔÎÑÄËÌ Í 3-ÑÍÔÑØË-
ÐÑÍÔÂÎËÐËÇÄÞÏ ÔÑÎâÏ ËÎË ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ Í ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
ØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2-ÑÐÂÏ.

ªÊ ØËÐÑÍÔÂÎËÐËÇÄÞØ ÔÑÎÇÌ, ÍÂÍ Ë ÂÙÇÕÂÐËÎËÆÑÄ, ÒÓË
ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÐËÕÓÑÏÇÕÂÐÇ ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË (77 ë 98%). 3,4-¥ËÅËÆÓÑ-
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÐÞ ÔÍÎÑÐÐÞ Í ÑÍËÔÎÇÐËá Ë ÏÑÅÖÕ ÒÓÇÄÓÂÜÂÕßÔâ
Ä ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÐÂ ÄÑÊÆÖØÇ.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÔÎÑÉÐÞØ à×ËÓÑÄ 29 Ô ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÓÑ-
ÏÂÕËÚÇÔÍËÏË Ë ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÏËÐÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÃÇÐÊÑ-
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂÏ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.106

°ÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ
ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÕÂÍÉÇ ÒÓË ÙËÍÎËÊÂÙËË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÐËÎËÐÂ,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÖØÑÆâÜÖá ÅÓÖÒÒÖ (ÂÕÑÏ ÅÂÎÑÅÇÐÂ) ÐÇ ÕÑÎßÍÑ Ä
ÑÓÕÑ-, ÐÑ Ë Ä ÏÇÕÂ-ÒÑÎÑÉÇÐËË.107 ±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÏ-
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+

N

O2N

SMe
H

POCl3

R
N

N

SMe

7O
O

P

O

Cl

Cl

R

+

N

N

SMe

O7

R

POCl3

N

N

SMe

O
P

O

Cl

Cl

Cl
H

R

R1 =Me, R1 ±R1 = (CH2)n (n= 4± 6), o-(CH2)2C6H4CH2;
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o-(CH2)2C6H4CH2Cl (84%), o-(CH2)2C6H4CH2OEt (75%).
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ÏÑÃËÎËÊÑÄÂÐÐÑÅÑ ÐÂ ÕÄÇÓÆÑÌ ÒÑÆÎÑÉÍÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ
3-ÂÏËÐÑ-3-×ÇÐËÎÒÓÑÒËÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 30 ÔÑ ÔÕÇØËÑÏÇÕÓËÚÇ-
ÔÍËÏ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑÏ ÒÇÓÄËÚÐÑÅÑ ÆËÂÏËÐÂ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ ÒÓÑÆÖÍÕ
ÏÑÐÑÊÂÏÇÜÇÐËâ. ±ÑÔÎÇÆÖáÜÇÇ ÆÇÅËÆÓÑ×ÕÑÓËÓÑÄÂÐËÇ ÒÑÆ
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÔËÎßÐÑÅÑ ÑÔÐÑÄÂÐËâ ÚÇÓÇÊ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÇ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÑÇ ÆÇÅËÆÓÑÃÇÐÊÑÎÂ ÄÇÆÇÕ Í ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÑÌ ÔËÔÕÇÏÇ.107

Alloc =AllOC(O).

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÖØÑÆâÜÇÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÓÇÂÍÙËâØ ÑÓÕÑ-ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞØ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÂÐËÎËÐÑÄ Ô ÂÏËÐÂÏË ÒÑÏËÏÑ ÂÕÑÏÑÄ ÅÂÎÑ-
ÅÇÐÂ ÏÑÉÇÕ ÄÞÔÕÖÒÂÕß Ë ÏÑÓ×ÑÎËÐ. ´ÂÍ, ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÂâ
ÂÕÂÍÂ ÆËÐËÕÓËÎÂ 31 ÅËÆÓÂÊËÐÂÏË ËÎË ÅËÆÓÂÊËÆÂÏË ÒÓË ÍÑÏ-
ÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ä àÕËÎÂÙÇÕÂÕÇ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ Ô ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË.108

±ÖÕß Ô. ³ ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ ÓÇÅËÑØËÏËË ÏÐÑÅÑÑÃÇÜÂáÜËÏ
ÏÇÕÑÆÑÏ âÄÎâÇÕÔâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ a-ÂÓËÎ-
ËÏËÐÑ×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊÑÐÑÄ ËÎË ÑÍÔËÏÑÄ a-ÆËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÌ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÐËÎËÐÑÄ ÄÏÇÔÕÑ
o-ÆËÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÎÑÄ ËÎË Ñ-ÅÂÎÑÅÇÐÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÎÑÄ.

¬ËÒâÚÇÐËÇ ÂÓËÎËÏËÐÑÑÍÔËÏÑÄ Ä ÖÍÔÖÔÐÑÏ ÂÐÅËÆÓËÆÇ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÏÇÔË ËÊÑÏÇÓÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ,109 ÚÕÑ ÒÑÊÄÑÎËÎÑ
ÂÄÕÑÓÂÏ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉËÕß ÒÓÑÕÇÍÂÐËÇ ÓÇÂÍÙËË ÚÇÓÇÊ ÂÓËÎËÏË-
ÐÑËÏËÐËÎßÐÞÌ ÓÂÆËÍÂÎ, ÑÃÓÂÊÖáÜËÌÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÅÑÏÑ-
ÎËÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÓÂÊÓÞÄÂ ÔÄâÊË N7O Ä ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÏ
à×ËÓÇ.110, 111

°ÆÐÑÓÇÂÍÕÑÓÐÞÌ ÒÓÑÙÇÔÔ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÑÍÔËÏÑÄ
ÄÏÇÔÕÑ ËØ à×ËÓÑÄ (ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ in situ) ÆÂÇÕ ØËÐÑÍ-
ÔÂÎËÐÞ ÔÑ ÔÓÂÄÐËÏÞÏË ËÎË ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ä
ÏâÅÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ.

R1 R2 R3 ³ÖÏÏÂÓÐÞÌ
ÄÞØÑÆ, %

Ph Ph H 57
Ph Ph MeO 65
Ph Ph Me 63
Ph Ph Cl 53
Me Ph H 66
Me Me H 16

±ÓË ÐÂÎËÚËË Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÏ ÍÑÎßÙÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ ÕÑÎßÍÑ Ä
ÒÂÓÂ-ÒÑÎÑÉÇÐËË ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ Ô ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÏ Ä
ÒÑÎÑÉÇÐËË 6. £ ÔÎÖÚÂÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ä ÏÇÕÂ-ÒÑÎÑÉÇÐËË ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ ÆÄÂ ËÊÑÏÇÓÂ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÂÕÂÍË Ä ÑÓÕÑ- Ë ÒÂÓÂ-
ÒÑÎÑÉÇÐËâ Í ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎá Ô ÐÇÃÑÎßÛËÏ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÑÏ Ä
ÒÑÎßÊÖ ÒÇÓÄÑÅÑ, ÚÕÑ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÕ ÒÓÑÕÇÍÂÐËÇ ÒÓÑÙÇÔÔÂ ÍÂÍ
ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ ËÏËÐËÎßÐÑÅÑ ÓÂÆËÍÂÎÂ.

¦ÔÎË ËÔØÑÆÐÞÌ ÆËÍÇÕÑÐ ÕÑÉÇ ÐÇÔËÏÏÇÕÓËÚÐÞÌ, ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ a-ÂÓËÎÂÏËÐÑÑÍÔËÏ, ÆÂÉÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ ÕÑÎßÍÑ
Ä ÒÂÓÂ-ÒÑÎÑÉÇÐËË, ÆÂÇÕ ÔÏÇÔß ËÊÑÏÇÓÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ.

·ÑÕâ ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 109 ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ ÓÂÆËÍÂÎßÐÞÌ
ÏÇØÂÐËÊÏ ÓÇÂÍÙËË, ÐÇÎßÊâ ÒÑÎÐÑÔÕßá ËÔÍÎáÚËÕß Ë ÄÑÊÏÑÉ-
ÐÑÔÕß ÒÓÑÕÇÍÂÐËâ ÔÑÅÎÂÔÑÄÂÐÐÑÅÑ ÒÓÑÙÇÔÔÂ.

IV. ³ËÐÕÇÊ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ ÃÇÊ ÒËÓÂÊËÐÑÄÑÅÑ
×ÓÂÅÏÇÐÕÂ

·ËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÂâ ÔËÔÕÇÏÂ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÂ ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÅÇÕÇ-
ÓÑÙËÍÎÑÄ ÃÇÊ ÒËÓÂÊËÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ, ÐÂÒÓËÏÇÓ ÃÇÐÊÑ-
×ÖÓÑÍÔÂÐÂ (ÒÖÕß Õ), ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÂ (ÒÖÕß Ö), ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ-
[4.1.0]ÅÇÒÕÂÐÂ (ÒÖÕß ×) Ë ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÑÄ (ÒÖÕË Ø Ë Ù).

±ÖÕß Õ. ºËÓÑÍÑ ÒÓËÏÇÐâÇÏÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔËÐÕÇÊÂ ØËÐÑÍ-
ÔÂÎËÐ-1,4-ÆËÑÍÔËÆÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ÕÂÍ ÐÂÊÞÄÂÇÏÂâ ÃÇÌÓÖÕÔÍÂâ
ÓÇÂÍÙËâ (ÇÇ ÕÂÍÉÇ ÐÂÊÞÄÂáÕ ÓÇÂÍÙËÇÌ ·ÂÆÆÂÆËÐÂ ëªÔÔËÆÑ-
ÓËÆËÔÂ) ì ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÃÇÐÊÑ×ÖÓÂÊÂÐÑÍÔËÆÑÄ Ô C-ÐÖÍ-
ÎÇÑ×ËÎÂÏË.112 ë 117

¬ÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÏ ÏÑÉÇÕ ÔÎÖÉËÕß ÔËÎËÍÂÅÇÎß, ÑÆÐÂÍÑ ÒÓÑ-
ÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË Ô ÐËÏ ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 1 ë 2 ÐÇÆÇÎË. ¢ÑÎÇÇ
à××ÇÍÕËÄÐÞÏË ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂÏË àÕÑÅÑ ÒÓÑÙÇÔÔÂ ÑÍÂÊÂÎËÔß
ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÇ ÔËÕÂ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÊÄÑÎËÎË ÔÑÍÓÂÕËÕß ÄÓÇÏâ
ÓÇÂÍÙËË ÆÑ 1 ë 3 ÔÖÕ.118 ¿××ÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË ÕÂÍÉÇ ÊÂÄË-
ÔËÕ ÑÕ ÕËÒÂ ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞØ ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ÔËÕ, ÎÖÚÛËÇ
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ÆÑÔÕËÅÐÖÕÞ Ô ÔËÕÂÏË 3AÊ (Ä ÄËÆÇ ÒÑÓÑÛÍÂ).
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R1 R2 £ÞØÑÆ, %

Me Et 82
Me PhNH 88
Me 2-MeOC6H4NH 87
Me 4-MeOC6H4NH 80
Me 4-ClC6H4NH 84
Me 2-MeC6H4NH 85
MeO2CCH2 MeO 50
4-O2NC6H4 EtO 83
Ph PhNH 71

±ÖÕß Ö. ¢ÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÌ ÒÑÆÑÃÐÑ ÃÇÐÊÑ×ÖÓ-
ÑÍÔÂÐÖ ÆÄÂ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâØ 1 Ë 3 ÒâÕËÚÎÇÐÐÑÅÑ
ÙËÍÎÂ, ÕÂÍÉÇ ÏÑÉÇÕ ÔÎÖÉËÕß ËÔØÑÆÐÞÏ ÓÇÂÅÇÐÕÑÏ Ä ÔËÐÕÇÊÇ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ. ±ÓË ÕÇÓÏÑÎËÊÇ 2,2-ÆËÂÎÍËÎÆËÅËÆÓÑÃÇÐÊ-
ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ 32 ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ Ë ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô
ÐËÊÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ËÊÑÏÇÓÐÞÇ ËÏ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ,
ÍÑÕÑÓÞÇ ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ ÍÑÎÑÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÇÌ.119

¡ÄÕÑÓÂÏË ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÄÑÊÏÑÉÐÞÌÏÇØÂÐËÊÏ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË
(ÒÑÍÂÊÂÐ ÐÂ ÒÓËÏÇÓÇ ÆËÏÇÕËÎßÐÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ), ÑÆÐÂÍÑ
ÕÑ, ÚÕÑ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ô ÏÑÎÇÍÖÎÑÌ, ÒÑÔÕÂÄÎâáÜÇÌ ÐÂ ÒÇÓÄÑÌ
ÔÕÂÆËË ÃÇÐÊËÎßÐÞÌ ÍÂÕËÑÐ, ÐÇ ÑÃÔÖÉÆÂÇÕÔâ. ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇ-
ÕËÕß, ÚÕÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÍÑÐÇÚÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÏÑÉÐÑ ÒÓÇÆ-
ÔÕÂÄËÕß ÕÇÓÏËÚÇÔÍÑÌ ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËÇÌ ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÂ Ä
ØËÐÑÍÔÂÎËÐ ÃÇÊ ÖÚÂÔÕËâ ÃÇÐÊËÎßÐÑÅÑ ÍÂÕËÑÐÂ.

±ÖÕß ×. ¶ÑÓÏËÓÑÄÂÐËÇ ÔËÔÕÇÏÞ, ÓÑÆÔÕÄÇÐÐÑÌ ØËÐÑÍÔÂ-
ÎËÐÑÄÑÌ, ÏÑÉÇÕ ÒÓÑËÔØÑÆËÕß ÒÓË ÓÂÔÛËÓÇÐËË ÐÇ ÕÑÎßÍÑ
ÒâÕË-, ÐÑ Ë ÕÓÇØÚÎÇÐÐÑÅÑ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂ. ¯ÑÄÞÇ ÕÓÂÐÔ-ÒÇÓ-
ÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐ-2(1H)-ÑÐÞ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË
ÂÊËÓËÆËÐÑÄ Ô a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂÏË Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÂÔÍÓÞÕËâ
ÂÊËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ Ë ÊÂÏÞÍÂÐËâ ÒËÓÂÊËÐÑÄÑÅÑ.120 ³ÎÇÆÖÇÕ
ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÐÇÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ Ô ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÏÇÔË ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 33 Ë 34.

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ £ÞØÑÆ, %

33a 27
33b 26
34a 25
34b 23

±ÖÕß Ø. ·ËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄÞÌ ÙËÍÎ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐ ÐÇ
ÕÑÎßÍÑ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÂÔÛËÓÇÐËâ ÏÂÎÞØ ÙËÍÎÑÄ, ÐÑ Ë ÒÑÔÓÇÆ-
ÔÕÄÑÏ ÔÖÉÇÐËâ ÃÑÎßÛËØ.

¤ÂÊÑ×ÂÊÐÞÌ ÒËÓÑÎËÊ 1,5-ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÂ 35 ÒÓË
800 ë 8508C ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÏÇÔË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ Ô
ÐËÊÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË (ÔØÇÏÂ 4).121

£ ÔÏÇÔË ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÒËÓÑÎËÊÂ ÖÆÂÎÑÔß ËÆÇÐÕË×ËÙËÓÑÄÂÕß
ÕÑÎßÍÑ ËÐÆÑÎ Ë ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ. ¡ÄÕÑÓÞ
ÓÂÃÑÕÞ 121 ÔÚËÕÂáÕ, ÚÕÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ
ÅÑÏÑÎËÊÑÏ ÔÄâÊË C(2)7C(3) ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÂ Ë ÄÑÊÐËÍÐÑÄÇ-
ÐËÇÏ ÃËÓÂÆËÍÂÎßÐÑÌ ÒÂÓÞ ËÏËÆÑËÎ ë ÂÊÂÂÎÎËÎ. b-²ÂÊÓÞÄ
ËÏËÆÑËÎÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÖ Ë ÓÂÆËÍÂÎßÐÑÌ ÒÂÓÇ
×ÇÐËÎ ë ÂÊÂÂÎÎËÎ, ÍÑÕÑÓÂâ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä ËÐÆÑÎ. °ÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ
ÆËÏÇÕËÎØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ô ÒÑÕÇÓÇÌ C(1)-×ÓÂÅÏÇÐÕÂ,
ÄÑÊÏÑÉÐÑ, ÒÓË b-ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËË ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇ-
ÅÑÔâ ÃËÓÂÆËÍÂÎÂ (ÔØÇÏÂ 5).

±ÖÕß Ù. ±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1,4-ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÑÄ ÒÓË ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËË Ô 1,3-ÆËÒÑÎâÓÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË ÕÂÍÉÇ ÒÑÆÄÇÓÅÂáÕÔâ
ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ Ô ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË. ´ÂÍ,N-ÑÍÔËÆ 36 Ä ÓÇÂÍÙËË 1,3-ÆËÒÑÎâÓÐÑÅÑ ÙËÍÎÑ-
ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô ÆËÏÇÕËÎÂÙÇÕËÎÇÐÆËÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÑÏ Ä ÍËÒâ-
ÜÇÏ àÕÂÐÑÎÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 12 Ú ÒÓËÄÑÆËÕ Í ØËÐÑÍÔÂÎËÐÖ, Â ÐÇ Í
ËÊÑÍÔÂÊÑÎËÆËÐÑÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÖ.122
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¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÑÃÓÂÊÑ-
ÄÂÄÛËÇÔâ Ä ØÑÆÇ 1,3-ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÂÆÆÖÍÕÞ ÒÑÆÄÇÓ-
ÅÂáÕÔâ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÇ ¢ÇÍÏÂÐÂ, ÒÓËÄÑÆâÜÇÌ Í ØËÐÑÍÔÂ-
ÎËÐÂÏ. £ ÏâÅÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ (ÒÇÓÇÏÇÛËÄÂÐËÇ Ä EtOH ËÎË
CH2Cl2 ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 3 ÔÖÕ) Ô ØÑÓÑ-
ÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÂÆÆÖÍÕÞ 37 Ë
ÒÓÑÆÖÍÕ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË Ô ÕÑÌ ÉÇ àÏÒËÓËÚÇÔÍÑÌ ×ÑÓÏÖÎÑÌ.
±ÑÔÎÇÆÐËÌ ÕÂÍÉÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÂÆÆÖÍÕÂ Ä àÕÂ-
ÐÑÎÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ ÐÇÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÅÑ ÄÓÇÏÇÐË. °ÃÂ ËÐÕÇÓÏÇ-
ÆËÂÕÂ ÒÓË ÆÎËÕÇÎßÐÑÏ ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä
ØËÐÑÍÔÂÎËÐ Ô ÄÞÆÇÎÇÐËÇÏ ÏÇÕËÎ- Ë àÕËÎÃÇÐÊÑËÎÂÙÇÕÂÕÑÄ,
ÊÂ×ËÍÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍË.

* * *

±ÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÐÞÌ Ä ÑÃÊÑÓÇ ÏÂÕÇÓËÂÎ ÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÖÇÕ ÒÓËÏÇ-
ÐÇÐËÇ ÛËÓÑÍÑÅÑ ÓâÆÂ ÔÑÄÓÇÏÇÐÐÞØ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËØ ÏÇÕÑÆÑÄ
ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞØ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ. ¥ÂÎßÐÇÌÛËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ Ä àÕÑÌ
ÑÃÎÂÔÕË, ÑÚÇÄËÆÐÑ, ÃÖÆÖÕ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐÞ ÐÂ ÔËÐÕÇÊ Ë ÄÞâÄÎÇÐËÇ

ÒÑÎÇÊÐÞØ ÔÄÑÌÔÕÄ ÃÑÎÇÇ ÔÎÑÉÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ
Ë ÇÅÑ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ, ÚÕÑ, Ä ÔÄÑá ÑÚÇÓÇÆß, ÃÖÆÇÕ
ÔÕËÏÖÎËÓÑÄÂÕß ÓÂÊÓÂÃÑÕÍÖ ÖÆÑÃÐÞØ ÏÇÕÑÆÑÄ ËØ ÔËÐÕÇÊÂ. ®Þ
ÐÂÆÇÇÏÔâ, ÚÕÑ ÐÂÔÕÑâÜËÌ ÑÃÊÑÓ ÒÑÏÑÉÇÕ ØËÏËÍÂÏ-ÔËÐ-
ÕÇÕËÍÂÏ, ÓÂÃÑÕÂáÜËÏ Ä ÆÂÐÐÑÌ ÑÃÎÂÔÕË, Ä ÆÑÔÕËÉÇÐËË
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÑÄ ÒÑ ÙÇÎÇÐÂÒÓÂÄÎÇÐÐÑÏÖ ÔËÐÕÇÊÖ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ Ô ÊÂÆÂÐÐÑÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÑÌ, Â ÕÂÍÉÇ ÒÓËÄÎÇÚÇÕ ÄÐË-
ÏÂÐËÇ ÔÒÇÙËÂÎËÔÕÑÄ ÆÓÖÅËØ ÑÃÎÂÔÕÇÌ.
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Published data on the synthesis of quinoxalines are generalized and described systematically; the key
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new methods little known to wide circle of chemists are considered.
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