
I. £ÄÇÆÇÐËÇ

®ÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË (®¬²), Ä ØÑÆÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÕÓË ËÎË
ÃÑÎÇÇ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÑÆÐÑÅÑ ÒÓÑ-
ÆÖÍÕÂ, ËÏÇáÕ ÒÑÚÕË ÒÑÎÖÕÑÓÂÄÇÍÑÄÖá ËÔÕÑÓËá. ¥ÂÕÑÌ ÓÑÉ-
ÆÇÐËâ ÕÓÇØÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓËÐâÕÑ ÔÚËÕÂÕß 1850 ÅÑÆ,
ÍÑÅÆÂ ºÕÓÇÍÇÓÑÏ 1 ÃÞÎÑ ÑÒËÔÂÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐËÇ a-ÂÏËÐÑÐËÕÓË-
ÎÑÄ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÏÏËÂÍÂ Ë ÔËÐËÎßÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÐÂ ÍÂÓÃÑÐËÎß-
ÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ. ³ ÕÇØ ÒÑÓ ØËÏËÍÂÏË-ÑÓÅÂÐËÍÂÏË ÃÞÎÑ
ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÑ ÏÐÑÉÇÔÕÄÑ ®¬², Ë ËØ ÚËÔÎÑ ÒÓÑÆÑÎÉÂÇÕ ÓÂÔÕË.
°ÔÑÃÑÇ ÊÐÂÚÇÐËÇ ®¬² ÒÓËÑÃÓÇÎË Ä ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÆÄÂ ÆÇÔâÕËÎÇ-

ÕËâ, ÍÑÅÆÂ ÃÎÂÅÑÆÂÓâ ÓÂÊÓÂÃÑÕÍÇ ÄÞÔÑÍÑÒÓÑËÊÄÑÆËÕÇÎßÐÑÅÑ
ÔÍÓËÐËÐÅÂ ÔÕÂÎ ÄÑÊÏÑÉÇÐ ÒÑËÔÍ ÐÑÄÞØ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÒÓÇ-
ÒÂÓÂÕÑÄ ÔÓÇÆË ÑÅÓÑÏÐÞØ ÏÂÔÔËÄÑÄ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.
¿ÕÑ ÒÑÕÓÇÃÑÄÂÎÑ ÓÂÊÓÂÃÑÕÍË ÐÑÄÞØ ÒÑÆØÑÆÑÄ Í ÔËÐÕÇÊÖ
ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÄÑÔÕÓÇÃÑÄÂÐÐÞÏË ÑÍÂ-
ÊÂÎËÔß ÏÇÕÑÆÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÑÊÄÑÎâÎË ÒÓË ÐÂËÏÇÐßÛËØ ÊÂÕÓÂ-
ÕÂØ ÃÞÔÕÓÑ Ë ÍÂÚÇÔÕÄÇÐÐÑ ÔÑÊÆÂÄÂÕß ÃÑÎßÛËÇ äÃËÃÎËÑÕÇÍËã
ÄÇÜÇÔÕÄ. °ÔÑÃÇÐÐÑÔÕßá ÕÂÍËØ ÃËÃÎËÑÕÇÍ ÃÞÎÑ ÐÂÎËÚËÇ
ÑÅÓÑÏÐÑÅÑ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËâ ÍÂÍ ÍÎáÚÇÄÞØ ÔÕÓÖÍÕÖÓ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ,
ÕÂÍ Ë ËØ ÒÇÓË×ÇÓËÌÐÑÅÑ ÑÍÓÖÉÇÐËâ, ØÂÓÂÍÕÇÓËÊÖáÜÇÅÑÔâ
ÏÂÍÔËÏÂÎßÐÞÏ ÚËÔÎÑÏ ÕÂÍ ÐÂÊÞÄÂÇÏÞØ ÕÑÚÇÍ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËâ.
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®ÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË ËÆÇÂÎßÐÑ ÖÆÑÄÎÇÕÄÑÓâÎË àÕËÏ
ÕÓÇÃÑÄÂÐËâÏ, ÚÕÑ ÒÓËÄÇÎÑ Í ÐÑÄÑÏÖ ÄÔÒÎÇÔÍÖ ËÐÕÇÓÇÔÂ Í ÓÂÐÇÇ
ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÐÞÏ ÓÇÂÍÙËâÏ, Â ÕÂÍÉÇ Í ÔÑÊÆÂÐËá ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ
ËÎË ÒÓËÐÙËÒËÂÎßÐÑ ÐÑÄÞØ ÓÇÂÍÙËÌ.

³ÑÄÓÇÏÇÐÐÑÇ ÑÃÜÇÔÕÄÑ ÄÞÆÄËÅÂÇÕ ÉÇÔÕÍËÇ àÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËÇ
ÕÓÇÃÑÄÂÐËâ Í ÎáÃÑÏÖ ÒÓÑËÊÄÑÆÔÕÄÖ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ Ë ØËÏËÍÑ-
×ÂÓÏÂÙÇÄÕËÚÇÔÍÑÏÖ. £ ÏÐÑÅÑÔÕÂÆËÌÐÞØ ÔËÐÕÇÊÂØ ÄÞÆÇÎÇÐËÇ
Ë ÑÚËÔÕÍÂ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ ÄÎÇÚÇÕ ÊÂ ÔÑÃÑÌ ÒÑÕÇÓË ÄÇÜÇÔÕÄÂ Ë
ÕÓÇÃÖÇÕ ÑÃÞÚÐÑ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÞØ ÊÂÕÓÂÕ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇÌ Ô
ÄÞÕÇÍÂáÜÇÌ ÒÓÑÃÎÇÏÑÌ ÖÕËÎËÊÂÙËË ÑÕØÑÆÑÄ. ´ÂÍËÏ ÑÃÓÂ-
ÊÑÏ, ÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË, ÒÑÊÄÑÎâáÜËÇ ×ÑÓÏËÓÑ-
ÄÂÕß ÏÐÑÉÇÔÕÄÑ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÔÄâÊÇÌ Ä äÑÆÐÑÓÇÂÍÕÑÓÐÑÏã
(äone-potã) ÄÂÓËÂÐÕÇ, âÄÎâáÕÔâ ÒÓÇÆÒÑÚÕËÕÇÎßÐÞÏË Ô ÕÑÚÍË
ÊÓÇÐËâ àÍÑÎÑÅËË.

°ÆÐÑ ËÊ ÎËÆËÓÖáÜËØ ÒÑÎÑÉÇÐËÌ Ä ÃÖÓÐÑ ÓÂÊÄËÄÂáÜÇÌÔâ
äÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÑÌ ØËÏËËã ÊÂÐËÏÂáÕ ÓÇÂÍÙËË ËÊÑÙËÂÐË-
ÆÑÄ. °ÃÎÂÆÂâ ÄÔÇÏË ÒÇÓÇÚËÔÎÇÐÐÞÏË ÆÑÔÕÑËÐÔÕÄÂÏË ®¬²,
ÕÂÍËÇ ÒÓÑÙÇÔÔÞ ËÏÇáÕ ÓâÆ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÞØ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄ.
±Ñ ÔÄÑÇÌ ÒÓËÓÑÆÇ ËÊÑÙËÂÐËÆÞ âÄÎâáÕÔâ ÄÇÔßÏÂ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑ-
ÔÒÑÔÑÃÐÞÏË ØËÏËÚÇÔÍËÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË. µÐËÍÂÎßÐÑÔÕß ËÊÑ-
ÙËÂÐËÆÐÑÌ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÔÑÔÕÑËÕ Ä ÕÑÏ, ÚÕÑ ÑÐÂ
ÍÂÍ ÐËÍÂÍÂâ ÆÓÖÅÂâ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ, ÊÂ ËÔÍÎáÚÇÐËÇÏ
ÍÂÓÃÇÐÑÄ Ë ÏÑÐÑÑÍÔËÆÂ ÖÅÎÇÓÑÆÂ, ÔÒÑÔÑÃÐÂ ÄÔÕÖÒÂÕß Ä ÓÇÂÍ-
ÙËá Ô ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏË Ë àÎÇÍÕÓÑ×ËÎÂÏË ÒÑ ÍÑÐÍÓÇÕÐÑÏÖ
ÂÕÑÏÖ ÖÅÎÇÓÑÆÂ, ÒÓËÄÑÆâ Í ÕÂÍ ÐÂÊÞÄÂÇÏÑÏÖ a-ÂÆÆÖÍÕÖ.2

®ÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËá ÖÔÕÑÌÚËÄÞØ ÍÑÄÂÎÇÐÕÐÞØ C7C-ÔÄâÊÇÌ, ÑÐË ÄÑ ÏÐÑ-
ÅËØ ÔÎÖÚÂâØ âÄÎâáÕÔâ ØÇÏÑ-, ÓÇÅËÑ- Ë ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÏË, Â
ÕÂÍÉÇ ØÂÓÂÍÕÇÓËÊÖáÕÔâ ÄÞÔÑÍÑÌ à××ÇÍÕËÄÐÑÔÕßá Ë ÖÐËÄÇÓ-
ÔÂÎßÐÑÔÕßá. ³ ËØ ÒÑÏÑÜßá ÏÑÉÐÑ ÒÑÎÖÚËÕß ÏÐÑÉÇÔÕÄÑ
ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ Ë ÎÇÅÍÑ ÄÂÓßËÓÖÇÏÑÌ
ÔÕÇÒÇÐßá ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËâ.

³ ËÔÕÑÓËÚÇÔÍÑÌ ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ ÒÇÓÄÑÌ ®¬² ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ
ÒÓËÐâÕÑ ÔÚËÕÂÕß ÓÇÂÍÙËá, ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÖá ±ÂÔÔÇÓËÐË 3, 4

Ä 1921 Å. ªÔØÑÆÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ä àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË âÄÎâáÕÔâ
ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ËÊÑÙËÂÐËÆÞ Ë ÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔ-
ÎÑÕÞ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÖ 1.
±ÑÔÎÇÆÐËÌ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÐÇÑÃÓÂÕËÏÑÌ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË
®ÂÏÏÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÍÂÓÃÂÏÑËÎÏÇÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ ÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 2) (ÔØÇÏÂ 1).{

³ØÇÏÂ 1

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÐÂ ÒÓÑÕâÉÇÐËË ÒÑÔÎÇÆÖáÜËØ
40 ÎÇÕ àÕÂ ÓÇÂÍÙËâ, ÍÂÍ Ë ØËÏËâ ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ Ä ÙÇÎÑÏ, ÑÍÂÊÂ-
ÎÂÔß ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÄÐÇ ÒÑÎâ ÊÓÇÐËâ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍÑÌ ÑÓÅÂÐËÚÇ-
ÔÍÑÌ ØËÏËË. ¿ÕÑ ÃÞÎÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ ÑÕÔÖÕÔÕÄËÇÏ ÐÂÆÇÉÐÞØ
ÏÇÕÑÆÑÄ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ, Â ÕÂÍÉÇ ÐÇÍÑÕÑÓÞÏË ÒÓÑ-
ÃÎÇÏÂÏË ËØ ÒÓËÏÇÐÇÐËâ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÇÓÄÞÌ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ-
ÐÞÌ Ë ÑØÂÓÂÍÕÇÓËÊÑÄÂÐÐÞÌ ËÊÑÙËÂÐËÆì ÂÎÎËÎËÊÑÙËÂÐËÆì
ÑÃÎÂÆÂÎ ÄÇÔßÏÂ ÐÇÒÓËâÕÐÞÏ ÊÂÒÂØÑÏ, ÚÕÑ ÒÑÔÎÖÉËÎÑ ÑÔÐÑÄ-
ÐÞÏ ÔÆÇÓÉËÄÂáÜËÏ×ÂÍÕÑÓÑÏ Ä ÓÂÊÄËÕËË ØËÏËË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
àÕÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ. ¥ÂÎßÐÇÌÛËÌ ËÐÕÇÓÇÔ Í ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏ Ë ®¬² ÐÂ

ËØ ÑÔÐÑÄÇ ÒÓÑÃÖÆËÎË ÓÂÃÑÕÞ µÅË { (ÔÏ.5 ë 8). °Ð ÑÕÍÓÞÎ
ÓÇÂÍÙËá, ÍÑÕÑÓÂâ ÏÑÉÇÕ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÕßÔâ ÍÂÍ ÂÊÂ-ÂÐÂÎÑÅ
ÓÇÂÍÙËË ±ÂÔÔÇÓËÐË. ¦Ç ÑÕÎËÚËÇ ÔÑÔÕÑËÕ Ä ÕÑÏ, ÚÕÑ Í ËÔÒÑÎß-
ÊÖáÜËÏÔâ Ä ÓÇÂÍÙËË ±ÂÔÔÇÓËÐË ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂÏ µÅË ÆÑÃÂÄËÎ
ÂÏËÐ. £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÂÏËÐÂ Ô ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ËÏËÐÖ 3, ÍÑÕÑÓÞÌ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÓÑÕÑÐËÓÑÄÂÐËâ
ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ ÂÍÕËÄËÓÖÇÕÔâ ÆÎâ ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÂÕÂÍË
ËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÑÅÑ ÐËÕÓË-
ÎËÇÄÑÅÑ ÍÂÕËÑÐÂ 4. ±ÑÔÎÇÆÐËÌ ÂÕÂÍÖÇÕÔâ ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕ-ÂÐËÑ-
ÐÑÏ Ë ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ 5, ÍÑÕÑÓÞÌ ÕÂÍÉÇ
ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÇÕ ÐÇÑÃÓÂÕËÏÖá ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÖ ®ÂÏÏÂ, ÊÂÄÇÓ-
ÛÂáÜÖáÔâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃËÔÂÏËÆÂ 6 (ÔØÇÏÂ 2).

³ØÇÏÂ 2

¿ÕË ÆÄÇ ÓÇÂÍÙËË ÒÑÊÄÑÎâáÕ ËÊ ÎÇÅÍÑÆÑÔÕÖÒÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÂÏËÆÞ a-ÂÙËÎÑÍÔË- Ë a-ÂÙËÎÂÏËÐÑÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞØ ÍËÔÎÑÕ. ³ÕÓÖÍÕÖÓÐÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ àÕËØ ÍËÔÎÑÕ ÄØÑÆâÕ Ä
ÔÑÔÕÂÄ ÛËÓÑÍÑÅÑ ÍÓÖÅÂ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÒÓËÓÑÆ-
ÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ë ËØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ. ´ÇÏ ÐÇ ÏÇÐÇÇ ÆÂÐÐÞÇ ÖÐË-
ÍÂÎßÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË ÑÔÕÂÄÂÎËÔß ÐÇÄÑÔÕÓÇÃÑÄÂÐÐÞÏË ÄÒÎÑÕß ÆÑ
90-Ø ÅÑÆÑÄ ÒÓÑÛÎÑÅÑ ÄÇÍÂ, ÍÑÅÆÂ ÃÖÓÐÑÇ ÓÂÊÄËÕËÇ ÏÇÆËÙËÐ-
ÔÍÑÌ ØËÏËË ÄÞÐÖÆËÎÑ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ ËÔÍÂÕß ÐÑÄÞÇ ÒÑÆØÑÆÞ
Í ÔËÐÕÇÊÖ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÑÊÐËÍÎÂ
ÐÑÄÂâ ÑÃÎÂÔÕß ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍÑÌ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË, ËÊÄÇÔÕÐÂâ
ÍÂÍ ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÂâ ØËÏËâ. µÅË Ë ÇÅÑ ÖÚÇÐËÍË ÐÇ ÕÑÎßÍÑ
ÖÎÑÄËÎË àÕË ÕÇÐÆÇÐÙËË, ÐÑ Ë ÑÙÇÐËÎË ÄÂÉÐÑÔÕß ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐ-
ÐÞØ ËÏË ®¬². £ ÔÂÏÑÏ ÆÇÎÇ, ÔÓÂÄÐËÕÇÎßÐÑ ÒÓÑÔÕÂâ Ë ÖÆÑÃ-
ÐÂâ Ä ÒÎÂÐÇ ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍÑÅÑ ËÔÒÑÎÐÇÐËâ ÓÇÂÍÙËâ µÅË
ÒÑÊÄÑÎâÇÕ Ô×ÑÓÏËÓÑÄÂÕß ÒâÕß ÐÑÄÞØ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÔÄâÊÇÌ, Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÒÇÒÕËÆÑÒÑÆÑÃÐÞÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÌ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕ ÍÂÍ ÏËÐËÏÖÏ Ô ÚÇÕÞÓßÏâ ÕÑÚÍÂÏË ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËâ.

µÚËÕÞÄÂâ ÖÐËÄÇÓÔÂÎßÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËË µÅË ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í
ÛËÓÑÍÑÏÖ ÍÓÖÅÖ ËÔØÑÆÐÞØ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÑÄ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÏÑÅÖÕ
ÔÑÆÇÓÉÂÕß ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÞÇ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ, ÔÕÂÐÑ-
ÄËÕÔâ ÑÚÇÄËÆÐÞÏ ÇÇ ÑÅÓÑÏÐÞÌ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÌ ÒÑÕÇÐÙËÂÎ. ¦Ç
ÏÑÉÐÑ ÒÓËÏÇÐâÕß ÍÂÍ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ Ä ÒÓÇÒÂÓÂÕËÄ-
ÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂØ, ÕÂÍ Ë Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÏËÍÓÑÍÑÎËÚÇÔÕÄ
ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÒÂÓÂÎÎÇÎßÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÞØ
ÃËÃÎËÑÕÇÍ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ
àÕÂ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÍÂÍ Ä ÉËÆÍÑÌ, ÕÂÍ Ë Ä ÕÄÇÓÆÑÌ ×ÂÊÂØ
(Õ.Ç. Ô ËÏÏÑÃËÎËÊÑÄÂÐÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË). £ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ
®¬² µÅË ÂÍÕËÄÐÑ ÒÓËÏÇÐâáÕ Ä ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ Ë ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓ-
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{ ©ÆÇÔß Ë ÆÂÎÇÇ, ÇÔÎË ÐÇ ÑÅÑÄÑÓÇÐÑ ÑÔÑÃÑ, R ÑÊÐÂÚÂÇÕ ÂÎÍËÎßÐÞÌ,
ÙËÍÎÑÂÎÍËÎßÐÞÌ, ÂÓËÎßÐÞÌ ËÎË ÅÇÕÂÓËÎßÐÞÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß.

{ £ 2010 Å. ØËÏËÚÇÔÍÂâ ÑÃÜÇÔÕÄÇÐÐÑÔÕß ÑÕÏÇÚÂÇÕ 50-ÎÇÕÐËÌ áÃË-
ÎÇÌ ÄÞÆÂáÜÇÌÔâ ÓÇÂÍÙËË, ÍÑÕÑÓÂâ ÐÑÔËÕ ËÏâ µÅË.

862 ¡.£.ªÄÂÜÇÐÍÑ, Á.¡.ªÄÂÐÇÐÍÑÄ, £.®.¬ËÔËÎß, ®.À.¬ÓÂÔÂÄËÐ, ¡.±.ªÎßËÐ



ÐÑÌ ØËÏËË, Ñ ÚÇÏ ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖÇÕ ÒÑÔÕÑâÐÐÑ ÓÂÔÕÖÜÇÇ ÚËÔÎÑ
ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞØ ÇÌ ÐÂÖÚÐÞØ ÒÖÃÎËÍÂÙËÌ (ÓËÔ. 1).

C ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ ØËÏËË, Ö ÓÇÂÍÙËË µÅË ÃÞÎ
ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÞÌ ÐÇÆÑÔÕÂÕÑÍ: Ä äÎËÐÇÌÐÑÏã ËÔÒÑÎÐÇÐËË ÑÐÂ
ÒÓËÄÑÆËÎÂ Í ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ ÕÑÎßÍÑ ÑÆÐÑÅÑ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ
ÕËÒÂ ì Í ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ Ô ÃËÔÂÏËÆÐÞÏ ÑÔÕÑÄÑÏ. °ÆÐÂÍÑ
ÒÑÔÎÇ ÒÓËÏÇÐÇÐËâ ÆÂÐÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË Í ÔËÐÕÇÊÖ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇ-
ÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÇÓÇÆ ØËÏËÍÂÏË ÑÕÍÓÞÎËÔß ÛËÓÑÍËÇ ÄÑÊ-
ÏÑÉÐÑÔÕË Ä ÒÎÂÐÇ ÍÑÐÔÕÓÖËÓÑÄÂÐËâ ÐÑÄÞØ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞØ
ÔÕÓÖÍÕÖÓ. °ÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ ÒÓË àÕÑÏ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÞ ÑÃÞÚÐÑ
ÔÑÆÇÓÉÂÎË ÕÑÕ ÉÇ ÒÇÒÕËÆÑÒÑÆÑÃÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ, ÐÑ ÖÉÇ Ä
ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÑ ÊÂÍÓÇÒÎÇÐÐÑÌ ÎÂÍÕÂÏÐÑÌ ×ÑÓÏÇ. °ÚÇ-
ÄËÆÐÑ, ÚÕÑ ÕÂÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ âÄÎâÎËÔß ÄÇÔßÏÂ ÒÓËÄÎÇÍÂÕÇÎß-
ÐÞÏË ÑÃÝÇÍÕÂÏË ÆÎâ ÏÇÆËÍÑ-ØËÏËÚÇÔÍËØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ.

¢ÖÓÐÑÇ ÓÂÊÄËÕËÇ ®¬² ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÐÂÛÎÑ ÔÄÑÇ ÑÕÓÂÉÇ-
ÐËÇ ÄÑ ÏÐÑÅËØ ÐÂÖÚÐÞØ ÑÃÊÑÓÂØ, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞØ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÏ
Ë ÒÓËÍÎÂÆÐÞÏ ÂÔÒÇÍÕÂÏ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ ÕÂÍËØ ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ.
¢ÑÎßÛËÐÔÕÄÑ ËÊ ÐËØ ÃÞÎÑ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÑ Ä ÕÇÍÖÜÇÏ ÆÇÔâÕË-
ÎÇÕËË.2, 9 ë 22 ³ÓÇÆË ÐËØ ÔÎÇÆÖÇÕ ÑÔÑÃÑ ÑÕÏÇÕËÕß ÐÂËÃÑÎÇÇ
ËÔÚÇÓÒÞÄÂáÜËÇ ÓÂÃÑÕÞ 2, 17, ÑØÄÂÕÞÄÂáÜËÇ ÑÓËÅËÐÂÎßÐÖá
ÎËÕÇÓÂÕÖÓÖ ÒÑ ®¬² ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÄÒÎÑÕß ÆÑ 2005 Å. £ ÓâÆÇ
ÑÃÊÑÓÑÄ ÖÆÇÎâÇÕÔâ ÄÐËÏÂÐËÇ Ë ÒÓËÏÇÐÇÐËá ®¬² ËÊÑÙËÂÐË-
ÆÑÄ Ä ØËÏËË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ, ÐÑ Ô ÏÑÏÇÐÕÂ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐËâ Ä
2003 Å. ÑÃÊÑÓÂ 9 ÔÄÇÆÇÐËâÒÑÆÂÐÐÑÌÕÇÏÂÕËÍÇÐÇÑÃÑÃÜÂÎËÔß.}

®ÑÉÐÑ ÄÞÆÇÎËÕß ÆÄÂ ÑÔÐÑÄÐÞØ ÒÑÆØÑÆÂ Í ÔËÐÕÇÊÖ ÅÇÕÇ-
ÓÑÙËÍÎÑÄ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ®¬² µÅË. ±ÇÓÄÞÌ ÄÍÎáÚÂÇÕ
ÔËÐÕÇÊ ÃËÔÂÏËÆÑÄ Ô ÒÓËÏÇÐÇÐËÇÏ ÚÇÕÞÓÇØÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÑÌ
ÓÇÂÍÙËË µÅË Ë ËØ ÒÑÔÎÇÆÖáÜÖá ÙËÍÎËÊÂÙËá ì äÒÑÔÕ-µÅËã.
£ÕÑÓÑÌì ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË µÅË Ë ËØ ÂÐÂÎÑÅË ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ, ÒÓËÄÑÆâÜËÇ ÐÇÒÑÔÓÇÆ-
ÔÕÄÇÐÐÑ Í ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂÏ. ¿ÕË ÒÑÆØÑÆÞ ÒÓËÄÇÆÇÐÞ Ä ÓÂÊÆÇÎÇ II
ÐÂÔÕÑâÜÇÌ ÓÂÃÑÕÞ. ¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ ÆÄÂ ÚÂÔÕÐÞØ
ÔÎÖÚÂâ ÒÓËÏÇÐÇÐËâ ÄÕÑÓÑÅÑ ÒÑÆØÑÆÂ, Â ËÏÇÐÐÑ, ®¬² ËÊÑ-

ÙËÂÐËÆÑÄ Ô ÍÇÕÑ- Ë ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕÂÏË, Â ÕÂÍÉÇ Ô ÆËÂÊÂÐÖÍ-
ÎÇÑ×ËÎÂÏË. ´ÂÍËÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÄÞÆÇÎÇÐÞ Ä ÆÄÂ ÔÂÏÑ-
ÔÕÑâÕÇÎßÐÞØ ÓÂÊÆÇÎÂ, ÚÕÑ ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÑ ÃÑÎßÛËÏ ÍÑÎËÚÇ-
ÔÕÄÑÏ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÐÑÌ ÒÑ àÕÑÌ ÕÇÏÂÕËÍÇ ËÐ×ÑÓÏÂÙËË.

II. °ÔÐÑÄÐÞÇ ÔÕÓÂÕÇÅËË ÔËÐÕÇÊÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ
Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞØ ÓÇÍÙËÌ
ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ

1. ³ËÐÕÇÊÞ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ, ÑÔÐÑÄÂÐÐÞÇ ÐÂ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâØ
äÒÑÔÕ-µÅËã

¬ÂÍ ÃÞÎÑ ÑÕÏÇÚÇÐÑ ÄÞÛÇ, ÚÇÕÞÓÇØÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ
µÅË (µ-4¬²) ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß ÓÇÂÅÇÐÕÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ Ä âÄÐÑÏ, ÊÂÜËÜÇÐÐÑÏ
ËÎË ÔÍÓÞÕÑÏ ÄËÆÇ. ´ÂÍËÇ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ äØÄÑÔÕÞã
ÐÂ ÒÇÓË×ÇÓËË ÃËÔÂÏËÆÐÑÅÑ ÑÔÕÑÄÂ (ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑÅÑ ÒÓÑ-
ÆÖÍÕÂ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË µÅË) Ä ÍÑÐÇÚÐÑÏ ËÕÑÅÇ ÑÃÇÔÒÇÚËÄÂáÕ ÇÅÑ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËá. ®ÑÉÐÑ ÄÞÆÇÎËÕß ÆÄÂ ÑÔÐÑÄÐÞØ ÕËÒÂ
ÕÂÍËØ ÙËÍÎËÊÂÙËÌ: äØÄÑÔÕ ë ÑÔÕÑÄã Ë äØÄÑÔÕ ë ØÄÑÔÕã. ³ÎÇÆÖÇÕ
ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ Ä ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÔÂÏ ÃËÔÂÏËÆÐÞÌ ÑÔÕÑÄ
ÑÃÎÂÆÂÇÕ ÕËÒËÚÐÞÏË ÆÎâ ÍÂÓÃÂÏÑËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
ØËÏËÚÇÔÍËÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË: ÖÏÇÓÇÐÐÑÌ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃ-
ÐÑÔÕßá ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í àÎÇÍÕÓÑ×ËÎÂÏ (ÐÂÒÓËÏÇÓ, Í ÂÎÍË-
ÎËÓÖáÜËÏ, ÂÓËÎËÓÖáÜËÏ Ë ÂÙËÎËÓÖáÜËÏ ÂÅÇÐÕÂÏ) Ë
ÒÑÐËÉÇÐÐÑÌ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕßá ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í
ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏ (ÐÂÒÓËÏÇÓ, Í ÂÏËÐÂÏ, C7H-ÍËÔÎÑÕÂÏ, ÔÒËÓ-
ÕÂÏ, ×ÇÐÑÎÂÏ Ë Õ.Ò.). ±ÑàÕÑÏÖ ÐÇÑÃØÑÆËÏÂ ÂÍÕËÄÂÙËâ ÒÑÕÇÐ-
ÙËÂÎßÐÞØ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÞØ ÙÇÐÕÓÑÄ Ä ÑÔÕÑÄÇ ÒÖÕÇÏ ÒÑÆÃÑÓÂ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÖÔÎÑÄËÌ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ ÒÓÑÙÇÔÔÂ ËÎË ÄÄÇÆÇ-
ÐËÇÏ ÂÍÕËÄËÓÖáÜËØ ÅÓÖÒÒ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÞ ËÔØÑÆÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ.
µÚËÕÞÄÂâ, ÚÕÑ ÒÑÆÑÃÐÞÇ ÔÕÓÂÕÇÅËË ÐÂÛÎË ÑÕÓÂÉÇÐËÇ Ä
ÐÇÆÂÄÐÑ ÄÞÛÇÆÛÇÏ ÑÃÊÑÓÇ 22, ÒÓËÄÇÆÇÏ ÎËÛß ÐÇÔÍÑÎßÍÑ
ÓÂÃÑÕ ÒÑÔÎÇÆÐËØ ÎÇÕ, ÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÖáÜËØ ÖÐËÍÂÎßÐÑÔÕß
àÕÑÅÑ ÏÇÕÑÆÂ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÌ.

Â. ¤ÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÑ ÕËÒÖ äØÄÑÔÕ ë ÑÔÕÑÄã

£ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËâØ, ÒÓÑÕÇÍÂáÜËØ Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄËË Ô ÒÓËÐ-
ÙËÒÑÏ äØÄÑÔÕ ë ÑÔÕÑÄã, ËÔØÑÆÐÞÇ ÓÇÂÅÇÐÕÞ ÒÑÆÃËÓÂáÕÔâ ÕÂÍ,
ÚÕÑÃÞ ÒÇÓÄËÚÐÞÌ ÒÓÑÆÖÍÕ µ-4¬² ÔÑÆÇÓÉÂÎ ÆÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÖá
×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ (ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ËÎË
ÂÎÍÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ, ÂÕÑÏ ÅÂÎÑÅÇÐÂ Ë ÆÓ.) Ä ÒÑÎÑ-
ÉÇÐËË, ÒÑÆØÑÆâÜÇÏ ÆÎâ ÂÕÂÍË ÒÑ ÑÆÐÑÏÖ ËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÞØ
ÙÇÐÕÓÑÄ ÃËÔÂÏËÆÐÑÅÑ ÑÔÕÑÄÂ. ±ÓËÏÇÓÑÏ ®¬² ÕÂÍÑÅÑ ÕËÒÂ
ÔÎÖÉËÕ ÔËÐÕÇÊ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒËÒÇÓÂÊËÐ-2,5-ÆËÑÐÑÄ, ÅÆÇ ÑÆÐËÏ
ËÊ ËÔØÑÆÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ÅÂÎÑÅÇÐÊÂÏÇÜÇÐÐÂâ ÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ, Ä ÒÓÑÔÕÇÌÛÇÏ ÔÎÖÚÂÇ ì ØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÂâ.23 ¿ÕÂ
ÓÇÂÍÙËâ ÒÑÎÖÚËÎÂ ÖÔÒÇÛÐÑÇ ÓÂÊÄËÕËÇ Ä ÒÂÓÂÎÎÇÎßÐÑÏ ÔËÐ-
ÕÇÊÇ ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÑÌ ÃËÃÎËÑÕÇÍË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÔÑÔÕÑâÜÇÌ ËÊ
524 ÒËÒÇÓÂÊËÐ-2,5-ÆËÑÐÑÄ ÑÃÜÇÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ 7.24 ±ÓË àÕÑÏ
ÄÞØÑÆ ÒÇÓÄËÚÐÞØ ÂÆÆÖÍÕÑÄ µ-4¬² ì ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 8 ì ÔÑÔÕÂ-
ÄËÎ 50 ë 80%.
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²ËÔ. 1. ¹ËÔÎÑ ÒÖÃÎËÍÂÙËÌ, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞØ ÓÇÂÍÙËË µÅË (ËÊ ÃÂÊÞ
ÆÂÐÐÞØ SciFinder, 2008 Å.).

} ¬ÑÅÆÂ ÐÂÔÕÑâÜÂâ ÓÖÍÑÒËÔß ÅÑÕÑÄËÎÂÔß Í ÒÇÚÂÕË, ÄÞÛÇÎ ÑÃÊÑÓ
·áÎÏÂ,21 Ä ÍÑÕÑÓÑÏ ÔËÐÕÇÊÞ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ
ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË µÅË ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ Ä ÓÂÏÍÂØ ÍÑÐÙÇÒ-
ÙËË ËÕÇÓÂÕËÄÐÑÌ à××ÇÍÕËÄÐÑÔÕË Ä ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ ØËÏËË.
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¡ÐÂÎÑÅËÚÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ ÒÓËÏÇÐËÎË Ë ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÃÇÐÊÂÐ-
ÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÎÂÍÕÂÏÑÄ 9 Ë 10. ´ÂÍ, ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÇ
N-ÂÓËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ µ-4¬² 11 (R1=H, R2=Me),
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÆÄÂ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞØ ÂÕÑÏÂ ËÑÆÂ, Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ÔÑÎÇÌ Cu(I) ÒÓËÄÑÆËÕ Í 1,4-ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐ-2,5-ÆËÑÐÖ 9.
ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ Pd(0) ÒÑÊÄÑÎâÇÕ
ÑÔÖÜÇÔÕÄËÕß ÆÄÇ ÍÂÔÍÂÆÐÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË, ÑÆÐÂ ËÊ ÍÑÕÑ-
ÓÞØ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÑ ÕËÒÖ äØÄÑÔÕ ë ÑÔÕÑÄã, Â ÄÕÑÓÂâ ì äØÄÑÔÕ ë
ØÄÑÔÕã; Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ [1,4]ÆËÂÊÇÒËÐÑ-[6,7,1-de]-
×ÇÐÂÐÕÓËÆËÐ-4,7-ÆËÑÐÞ 10.25

±ÓËÏÇÓÑÏ µ-4¬² Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÕÓÇØ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ
ÓÇÂÅÇÐÕÑÄì 2-ÃÓÑÏÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÂ, ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ a-ÃÓÑÏÍÂÓ-
ÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë 2-ÂÏËÐÑ×ÇÐÑÎÂ ì ÏÑÉÇÕ ÔÎÖÉËÕß ÔËÐÕÇÊ
ÑÍÔÑËÐÆÑÎËÎ-1,4-ÃÇÐÊÑÍÔÂÊËÐÑÐÑÄ 12.26 £ ØÑÆÇ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÒÓÑÆÖÍÕ 13, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÇÕ ÆÄÇ ÒÑÔÎÇÆÖá-
ÜËÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 1,4-ÃÇÐÊÑÍÔÂÊËÐÑÄÑÅÑ
(ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 14), Â ÊÂÕÇÏ ËÐÆÑÎËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÑÄ (12). ±ÇÓÄÂâ

ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÏËÍÓÑÄÑÎÐÑÄÑÅÑ
ÑÃÎÖÚÇÐËâ (®£°, ®W) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË K2CO3 Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÑ
ÒÓËÐÙËÒÖ äØÄÑÔÕ ë ØÄÑÔÕã. ¥ÂÎßÐÇÌÛÇÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ ÓÇÂÍ-
ÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ®£° Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Cu(I)
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÙËÍÎËÊÂÙËË äØÄÑÔÕ ë ÑÔÕÑÄã.

°ÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÆËÑÐÑÄ ÕËÒÂ 9 ÏÑÉÐÑ ÃÞÎÑ
ÃÞ ÑÉËÆÂÕß Ë Ä ÔÎÖÚÂÇ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ N-ÂÓËÎËÓÑÄÂ-
ÐËâ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ µ-4¬² 15, Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ
ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä ÆÂÐÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÃÞÎË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ 2-×ÕÑÓ- (16a)
Ë 2-ØÎÑÓ-5-ÐËÕÓÑÃÇÐÊÑÌÐÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ (16b).27 ±ÓÇÆÒÑÎÂÅÂ-
ÎÑÔß, ÚÕÑ ÃÎÂÅÑÆÂÓâ ÂÍÕËÄÂÙËË ÂÕÑÏÂ ÅÂÎÑÅÇÐÂ ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÑÌ
ÙËÍÎËÊÂÙËá ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ 15 ÏÑÉÐÑ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÕß ÃÇÊ
ÒÓËÏÇÐÇÐËâ ÏÇÕÂÎÎËÚÇÔÍËØ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ. °ÆÐÂÍÑ ÃÞÎÑ
ÐÂÌÆÇÐÑ, ÚÕÑ Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÑÔÐÑÄÐÞÏ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËÇÏ ÓÇÂÍÙËË
âÄÎâÇÕÔâ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÇ ³-ÂÓËÎËÓÑÄÂÐËÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇÏËÊÑËÐÆÑÎËÐÑÐÑÄ 17, ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ÍÑÕÑÓÞØ ÃÞÎÂ ÒÑÆÕÄÇÓÉ-
ÆÇÐÂ ÆÂÐÐÞÏË ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË Á®² Ë ÓÇÐÕÅÇÐÑÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ
ÂÐÂÎËÊÂ. ¢ÞÎÑ ÕÂÍÉÇ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ØÎÑÓÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ 15b ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÏÇÐßÛÇÌ ÔÍÑÓÑÔÕßá, ÚÇÏ ÙËÍÎËÊÂ-
ÙËâ ×ÕÑÓËÓÑÄÂÐÐÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ 15a. £ÞØÑÆÞ Ä ÑÃÑËØ ÔÎÖÚÂâØ
ÔÑÒÑÔÕÂÄËÏÞ Ë ÔÑÔÕÂÄÎâáÕ 45 ë 85%. ¡ÄÕÑÓÞ ÑÃÐÂÓÖÉËÎË,
ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÄÇÔßÏÂ ÚÖÄÔÕÄËÕÇÎßÐÂ Í ÒÓËÓÑÆÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ
(ÅÇÕÇÓÑ)ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÂÎßÆÇÅËÆÂ. ´ÂÍ, Ä ÔÎÖÚÂÇ àÎÇÍÕÓÑ-
ÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ (R1ì2-, 3- Ë 4-ÒËÓËÆËÎ) ËÐÕÇÓ-
ÏÇÆËÂÕÞ 15 ÚÂÔÕËÚÐÑ ÔÒÑÐÕÂÐÐÑ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÖÔÎÑÄËâØ
µ-4¬², Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ ÒÓË ÐÂÎËÚËË ÆÓÖÅËØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ,
ÐÂÒÓËÏÇÓ ÒÓËR1ì4-ÃÓÑÏ×ÇÐËÎ, 2-ÐÂ×ÕËÎ-, 1-ÏÇÕËÎÒËÓÓÑÎ-
2-ËÎ, 1,3-ÆËÏÇÕËÎÒËÓÂÊÑÎ-4-ËÎ, ÆÂÉÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä

R1=Bn, R2=4-ClC6H4, R3=cyclo-C6H11;

R1=4-ClC6H4CH2, R2=2-Naph (Naph Ð ÐÂ×ÕËÎ), R3=cyclo-C6H11;

R1=cyclo-C6H11, R2=4-BrC6H4, R3=Bn; µ© ì ÖÎßÕÓÂÊÄÖÍ.
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¥®¶¡ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Et3N ÓÇÂÍÙËâ ÒÓËÄÑÆËÎÂ ÎËÛß Í
ÔÎÇÆÑÄÞÏ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂÏ ÙÇÎÇÄÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 17. °ÚÇÄËÆÐÑ,
ÒÓË ÐÇÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑÌ C7H-ÍËÔÎÑÕÐÑÔÕË ÂÙÇÕÂÏËÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÂ ÆÑÏËÐËÓÖáÜËÏË âÄÎâáÕÔâ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÒÑÃÑÚÐÞÇ
ÓÇÂÍÙËË.

ªÐÑÅÆÂ ÏÑÆË×ËÙËÓÖáÕ ÔÂÏ ÎËÐÇÌÐÞÌ ÑÔÕÑÄ Ô ÙÇÎßá
ÒÑÄÞÛÇÐËâ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÔÕË ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÐÞØ ÂÕÑÏÑÄ ÆÎâ ÑÔÖ-
ÜÇÔÕÄÎÇÐËâ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË. ±ÓËÏÇÓÑÏ ÏÑÉÇÕ ÔÎÖÉËÕß
ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÞÌ ÅÓÖÒÒÑÌ ¯ÇÐÂÌÆÇÐÍÑ 28 ËÊâÜÐÞÌ ÔËÐÕÇÊ
ÂÏËÐÑÂÎÍËÎËÏËÆÂÊÑÎÑÄ 18. ¯Â ÒÇÓÄÑÏ àÕÂÒÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÕËÑÂÏËÆ 19. £ ÆÂÐÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÕËÑÃÇÐÊÑÌÐÂâ ÍËÔÎÑÕÂ ÄÞÔÕÖ-
ÒÂÇÕ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ, Â ËÊÑÙËÂÐËÆ ÔÑÆÇÓ-
ÉËÕ ÂÎßÆÇÅËÆÐÖá ×ÖÐÍÙËá Ô ÂÙÇÕÂÎßÐÑÌ ÊÂÜËÕÑÌ. ´ËÑÂÏËÆ
19 ÆÂÎÇÇ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä ÂÏËÆËÐ 20, ÍÑÕÑÓÞÌ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä
ÖÔÎÑÄËâØ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ Ô ÑÆÐÑÄÓÇÏÇÐÐÞÏ ÔÐâÕËÇÏ
ÃÇÐÊËÎßÐÑÌ Ë ÃÇÐÊÑËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒ Ë ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ËÏËÆÂÊÑÎÂ
18. ¯ÇÑÃØÑÆËÏÑ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÄÞÔÑÍÑÌ
ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá: ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË (S)-a-×ÇÐËÎàÕËÎ-
ÂÏËÐÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ØËÓÂÎßÐÑÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ
Ô ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÇÐÐÞÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ R-ÔÕÇÓÇÑÏÇÓÂ, ÍÑÕÑ-

ÓÞÌ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÎÇÅÍÑ ÄÞÆÇÎÇÐ ËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË. £ ÓÇ-
ÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ ÑÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ a-ÂÏËÐÑ-
ÂÎÍËÎËÏËÆÂÊÑÎÞ, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËÇ ËÐÕÇÓÇÔ ÍÂÍ ÍÎáÚÇÄÞÇ
ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÞ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ SB203386 ì ËÐÅËÃËÕÑÓÂ
ÒÓÑÕÇÂÊÞ HIV-1.

£ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ Ä ÙËÍÎËÊÂÙËË ÖÚÂÔÕÄÖÇÕ ÂÕÑÏ ÂÊÑÕÂ
ÂÏËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ, ÑÃÓÂÊÖáÜÇÌÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ µ-4¬² ËÊ ËÊÑ-
ÙËÂÐËÆÂ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÂÆÆÖÍÕ µÅË 21, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÌ ÒÓË ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐËË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÆÐÑÅÑ ËÊ ËÔØÑÆÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ
ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÑÅÑ ËÊÑÙËÂÐËÆÂ 22, ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
Pd-ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ ÒÑ ÏÇØÂÐËÊÏÖ SN2

0 Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÄËÐËÎ-
ÒËÓÓÑÎËÆËÐÑÄ 23.29 £ÞÃÑÓ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕÔâ ÒÓË-
ÓÑÆÑÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ ÒÓË ÂÕÑÏÇ ÍËÔÎÑÓÑÆÂ Ä ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÑÏ
äØÄÑÔÕÇã. ´ÂÍ, ÒÓË ÐÂÎËÚËË ÔÒËÓÕÑÄÑÌ ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ
Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ 22 (R5=H) à××ÇÍÕËÄÐÑ ÓÂÃÑÕÂÇÕ Pd(II), ÕÑÅÆÂ
ÍÂÍ ËØ ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÂÐÂÎÑÅË 22 (R5=CO2Me)
ÎÇÅÚÇ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Pd(0).

±ÑÔÍÑÎßÍÖ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ ÃËÔÂÏËÆÐÑÅÑ ÑÔÕÑÄÂ
ÂÆÆÖÍÕÑÄ µÅË ÐÇÎßÊâ ÑÕÐÇÔÕË Í ÔËÎßÐÞÏ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎÂÏ,
ÓÇÂÍÙËË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË ÒÑ ÕËÒÖ äÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞÌ ØÄÑÔÕ ë
àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÞÌ ÑÔÕÑÄã âÄÎâáÕÔâ ÏÂÎÑËÊÖÚÇÐÐÞÏË. °ÆÐÂÍÑ
Ä ÍÑÐÙÇ 1990-Ø ë ÐÂÚÂÎÇ 2000-Ø ÅÑÆÑÄ ÕÂÍÑÅÑ ÓÑÆÂ ÓÇÂÍÙËË
ÒÑÎÖÚËÎË ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÇ ÓÂÊÄËÕËÇ, Ä ÒÇÓÄÖá ÑÚÇÓÇÆß ÃÎÂÅÑ-
ÆÂÓâ ÍÑÐÙÇÒÙËË äÍÑÐÄÇÓÕËÓÖÇÏÞØã ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ, ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ-
ÐÑÌ ¡ÓÏÔÕÓÑÐÅÑÏ 30, 31 Ä 1995 Å. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ äÖÐËÄÇÓÔÂÎßÐÑÅÑã
ËÊÑÙËÂÐËÆÂ ¡ÓÏÔÕÓÑÐÅ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎ ÙËÍÎÑÅÇÍÔÇÐ-1-ËÎËÊÑ-
ÙËÂÐËÆ. £ ØÑÆÇ ÓÇÂÍÙËË µÅË ËÊ àÕÑÅÑ ËÊÑÙËÂÐËÆÂ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÂÆÆÖÍÕÞ 24, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÎÂÃËÎßÐÖá N-ÙËÍÎÑÅÇÍÔÇÐËÎÍÂÓÃÂ-
ÏÑËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ, ÇÐÂÏËÆÐÞÌ ØÂÓÂÍÕÇÓ ÍÑÕÑÓÑÌ ÑÒÓÇÆÇÎâÇÕ
ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ËØ ÒÓÇÄÓÂÜÂÕßÔâ Ä ÍËÔÎÞØ ÔÓÇÆÂØ Ä ÑÍÔÂÊÑÎË-
ÐËÇÄÞÌ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ 25. ±ÑÔÎÇÆÐËÌ ÎÇÅÍÑ ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÓÂÔ-
ÜÇÒÎÇÐËá ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÔÕÂÃËÎßÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 26.

n= 1, 2.

Hal = F (a), Cl (b); R1 = Ar, Het; R2 = Alk; R3 = Alk, cyclo-Alk;
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1) CF3CH2OH±EtOH,

458C, 2 ± 3 Ú

2) KOH, MeOH,
08C, 1.2 ± 4.5 Ú
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23 (37 ± 89%)

R1 = Bun, Bn, Ph; R2 = H, Me, Pri, Ph, 2-MeOC6H4;

R3 = H, Me; R4 = Et, Ph(CH2)3, BocNHCH2, Ph;

R5 = H, CO2Me; Boc Ð ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ.

R2 NH2

R1 CO2H

+
NC

CHOR3

R1 O

N
R2

R3

O NH

24

H+

µÔÒÇØË ØËÏËË 79 (9) 2010 865



¦ÔÎË Ä ÓÑÎË ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂ ÄÞÔÕÖÒÂÇÕ ÂÏËÐ, ÓÇÂÍÙËâ ÆÑÎÉÐÂ
ÒÓËÄÑÆËÕß Í ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËá ÂÏËÆÑÄ. ±ÑÐâÕÐÑ, ÚÕÑ ÂÏËÆÞ Ô
ÒÇÓÄËÚÐÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÑÌ ÏÑÉÐÑ ÃÞÎÑ ÃÞ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß
ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ ÒÑ µ-4¬² ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ËÊÑÙËÂÐË-
ÆÑÄ. °ÆÐÂÍÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÑÆÐÑÅÑ äÍÑÐÄÇÓÕËÓÖÇÏÑÅÑã ËÊÑ-
ÙËÂÐËÆÂ ÔÐËÏÂÇÕ ÐÇÑÃØÑÆËÏÑÔÕß ÔËÐÕÇÊÂ ÓÂÊÎËÚÐÞØ
ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÆÎâ ÄÂÓßËÓÑÄÂÐËâ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ, Õ.Ç. ÆÎâ ÆÑÔÕË-
ÉÇÐËâ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËâ ÒÑ ÆÂÐÐÑÌ ÂÏËÆÐÑÌ
ÅÓÖÒÒÇ. ¿ÕÑ ÓÇÛÇÐËÇ ÔÕÂÐÑÄËÕÔâ ÃÑÎÇÇ ÑÚÇÄËÆÐÞÏ, ÇÔÎË
ÖÚÇÔÕß ÑÓÅÂÐÑÎÇÒÕËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ, Â ÕÂÍÉÇ
ÄÞÔÑÍÖá ÕÓÖÆÑÇÏÍÑÔÕß, Â Ä ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ ì Ë ÒÓËÐÙË-
ÒËÂÎßÐÖá ÐÇÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ËØ ÔËÐÕÇÊÂ. ¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÐËÇ ÍÑÐÙÇÒÙËË äÖÐËÄÇÓÔÂÎßÐÑÅÑã ËÊÑÙËÂÐËÆÂ ÑÕÍÓÞÄÂÇÕ
ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÔËÐÕÇÊÂ ÃËÔÂÏËÆÑÄ Ô ÕÇÓÏËÐÂÎßÐÑÌ ÄÕÑÓËÚÐÑÌ
ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÑÌ, ÚÕÑ ÐÇÄÑÊÏÑÉÐÑ ÑÔÖÜÇÔÕÄËÕß ÐÇÒÑÔÓÇÆ-
ÔÕÄÇÐÐÑ Ô ÒÑÏÑÜßá ÓÇÂÍÙËË µÅË.

¯ÂËÃÑÎÇÇ ËÐÕÇÓÇÔÐÞÇ ÒÓËÎÑÉÇÐËâ ÆÂÐÐÂâ ÍÑÐÙÇÒÙËâ
ÐÂÛÎÂ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ.32 ±Ñ ÒÓÑÛÇÔÕÄËË 10 ÎÇÕ Ô
ÏÑÏÇÐÕÂ ÄÞØÑÆÂ ÓÂÃÑÕ 30, 31 ÙËÍÎÑÅÇÍÔÇÐ-1-ËÎËÊÑÙËÂÐËÆ
ÐÂÔÕÑÎßÍÑ ÒÓÑÚÐÑ ÄÑÛÇÎ Ä ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍÖá ÒÓÂÍÕËÍÖ, ÚÕÑ
ÒÑÎÖÚËÎ Ä ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ÐÂÊÄÂÐËÇ äËÊÑÙËÂÐËÆÂ ¡ÓÏÔÕÓÑÐÅÂã,
ÐÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÕÑ ÚÕÑ ÄÒÇÓÄÞÇ ÃÞÎ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ Ë ÑØÂÓÂÍÕÇÓË-
ÊÑÄÂÐ Ä ÑÆÐÑÌ ËÊ ÓÂÐÐËØ ÓÂÃÑÕ µÅË.33 ±ÓËÏÇÓÞ ÖÔÒÇÛÐÑÅÑ
ÒÓËÏÇÐÇÐËâ ËÊÑÙËÂÐËÆÂ ¡ÓÏÔÕÓÑÐÅÂ ÒÑÆÓÑÃÐÑ ÑÔÄÇÜÇÐÞ Ä
ÑÃÊÑÓÂØ 2, 11, 14, 15. ªÊ ÐÇÆÂÄÐËØ ÓÂÃÑÕ ÔÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß ÔÑÑÃ-
ÜÇÐËÇ ³ÇÌÍÇ Ë ³ÑÓÇÐÔÇÐÂ,34 ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓÇÆÒÓËÐâÎË ÒÑÒÞÕÍÖ
ÒÑÔÕÓÑÇÐËâ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ ËÏÏÖÐÑÔÖÒÓÇÔÔÂÐÕÂ
FR901483 (27). ª ØÑÕâ ÍÑÐÇÚÐÂâ ÙÇÎß ÕÂÍ Ë ÐÇ ÃÞÎÂ ÆÑÔÕËÅ-
ÐÖÕÂ, ÕÇÏ ÐÇ ÏÇÐÇÇ ÂÄÕÑÓÂÏ ÖÆÂÎÑÔß ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÕß ÏÇÕÑÆ
ÔËÐÕÇÊÂ ÔÒËÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ 28 ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÏÇÕËÎ-

ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕÂ 29, ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ ÂÎÍÑÅÑÎËÊÑÏ ÂÆÆÖÍÕÂ µ-4¬²
30 (ÔØÇÏÂ 3).

¯ÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÔÄÑÌ ÄÞÔÑÍËÌ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÌ ÒÑÕÇÐÙËÂÎ,
ËÊÑÙËÂÐËÆ ¡ÓÏÔÕÓÑÐÅÂ ËÏÇÇÕ ÔÇÓßÇÊÐÞÇ ÐÇÆÑÔÕÂÕÍË, ÕÂÍËÇ
ÍÂÍ ÕÓÖÆÑÇÏÍÑÔÕß ÔËÐÕÇÊÂ, ÐÇ ÒÑÆÆÂáÜÇÅÑÔâ ÏÂÔÛÕÂÃËÓÑÄÂ-
ÐËá, ÐÇÖÔÕÑÌÚËÄÑÔÕß ÒÓË ÆÎËÕÇÎßÐÑÏ ØÓÂÐÇÐËË ÆÂÉÇ Ä ÔÒÇ-
ÙËÂÎßÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ (7308C Ä ËÐÇÓÕÐÑÌ ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ) Ë, ÍÂÍ
ÔÎÇÆÔÕÄËÇ, ÍÑÏÏÇÓÚÇÔÍÂâ ÐÇÆÑÔÕÖÒÐÑÔÕß. ¿ÕÑ ÑÃÔÕÑâÕÇÎßÔÕÄÑ
ÒÑÆÕÑÎÍÐÖÎÑ ÏÐÑÅËØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ Í ÒÑËÔÍÖ ÂÎßÕÇÓ-
ÐÂÕËÄÐÞØ äÍÑÐÄÇÓÕËÓÖÇÏÞØã ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ, ÒÑÎÖÚÂÇÏÞØ
ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐËÇÏ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ ËÊÑÙËÂÐËÆÂ ¡ÓÏÔÕÓÑÐÅÂ
(ÔÏ., ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÓÂÃÑÕÞ 35, 36) ËÎË ÆÓÖÅËÏË ÒÖÕâÏË (ÔÏ., ÐÂ-
ÒÓËÏÇÓ, ÓÂÃÑÕÖ 37). °ÆÐÂÍÑ ÔËÐÕÇÊ ÕÂÍËØ ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÕÓÇ-
ÃÖÇÕ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÞØ ÖÔËÎËÌ, Ë ÙÇÐÞ ÐÂ ÐËØ ÆÑÄÑÎßÐÑ ÄÞÔÑÍË.
£ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ ÐÂÏÐÑÅÑ ÃÑÎÇÇ ÙÇÎÇÔÑÑÃÓÂÊÇÐ ÒÑËÔÍ
ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÞØ ÓÇÛÇÐËÌ, ÑÔÐÑÄÂÐÐÞØ ÐÂ ÒÓËÏÇÐÇÐËË ÒÓÑ-
ÔÕÞØ Ë ÍÑÏÏÇÓÚÇÔÍË ÆÑÔÕÖÒÐÞØ ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ.

´ÂÍ, ÐÂÆÂÄÐÑ ÃÞÎ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐ Ë ÑÒËÔÂÐ äone-potã-ÄÂÓËÂÐÕ
ÔËÐÕÇÊÂ ÐÑÄÞØ ÒËÓÂÊÑÎÑ[1,5-a]ÒËÓÂÊËÐÑÄ 31 ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÒËÓ-
ÂÊÑÎ-5-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-
ËÊÑÙËÂÐËÆÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ äÍÑÐÄÇÓÕËÓÖÇÏÑÅÑã ËÊÑÙËÂÐËÆÂ.38 ë 42

¬ÎáÚÇÄÂâ ÔÕÂÆËâ ÓÇÂÍÙËË ÔÑÔÕÑËÕ Ä ÙËÍÎËÊÂÙËË ÂÆÆÖÍÕÑÄ
µÅË 32 ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ®£° Ä AcOH Ô ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇÏ ÕÓÇÕ-
ÃÖÕËÎÂÏËÐÂ.
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£ ÑÕÎËÚËÇ ÑÕ ÙËÍÎËÊÂÙËÌ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ äËÊÑÙËÂÐËÆÐÑÌã
ÂÏËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ, ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞÇ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÇ ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÇÐËâ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎÂ ÄÞÔÕÖÒÂÇÕ ÂÏËÆÐÂâ
ÅÓÖÒÒÂ, Ô×ÑÓÏËÓÑÄÂÐÐÂâ ËÊ ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÒÓÇÆÔÕÂÄ-
ÎÇÐÞ ÇÆËÐËÚÐÞÏË ÒÓËÏÇÓÂÏË. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÆÐÑÅÑ ËÊ ÐËØ
ÏÑÉÐÑ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÕß ÏÇÕÑÆËÍÖ, ÑÒËÔÂÐÐÖá Ä ÓÂÃÑÕÇ 43. £ ÓÇ-
ÊÖÎßÕÂÕÇ ®¬² Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÆÄÖØ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ
ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ì ÕÓËØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ×ÇÐËÎÅÎËÑÍÔÂÎâ ì
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÍÇÕÑÐÞ 33. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ Ä ×ÑÓÏÇ ÇÐÑÎâÕÑÄ ÔÂÏÑ-
ÒÓÑËÊÄÑÎßÐÑ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÑÍÔÂÊÑÎÑÐÞ
34.44 ±ÓËÏÇÚÂÕÇÎßÐÞÏ Ä àÕËØ ÒÓÑÙÇÔÔÂØ âÄÎâÇÕÔâ ÕÑÕ ×ÂÍÕ,
ÚÕÑ ÕÓËØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÂâ ÍËÔÎÑÕÂ ÄÞÔÕÖÒÂÇÕ Ä ÓÑÎË ÔËÐÕÇÕËÚÇ-
ÔÍÑÅÑ àÍÄËÄÂÎÇÐÕÂ ÖÅÑÎßÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

Ã. ¤ÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË ÒÑ ÕËÒÖ äØÄÑÔÕ ë ØÄÑÔÕã

£ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËâØ ÒÑ ÕËÒÖ äØÄÑÔÕ ë ØÄÑÔÕã ÙËÍÎËÊÂÙËâ
äÒÑÔÕ-µÅËã ÑÃÇÔÒÇÚËÄÂÇÕÔâ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÆÄÖØ Ë ÃÑÎÇÇ
×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ, ÐÂØÑÆâÜËØÔâ ÐÂ ÒÇÓË×ÇÓËË ÃËÔ-
ÂÏËÆÐÑÅÑ ÑÔÕÑÄÂ. ¥ÂÐÐÂâ ÏÇÕÑÆÑÎÑÅËâ ÃÞÎÂ ÒÑÎÑÉÇÐÂ Ä
ÑÔÐÑÄÖ ÓâÆÂ ËÐÕÇÓÇÔÐÞØ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËØ ÓÇÛÇÐËÌ; ÒÓËÏÇÓÑÏ
ÏÑÉÇÕ ÔÎÖÉËÕß ÔÑÚÇÕÂÐËÇ ÓÇÂÍÙËÌ µÅË Ë ¥ËÎßÔÂ ë¡ÎßÆÇÓÂ,

ÄÒÇÓÄÞÇ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÑÇ ±ÂÖÎÄÂÐÐÂÐÑÏ 45 Ä 1999 Å. ¥ËÇÐ ÆÎâ
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÓÇÂÍÙËË ¥ËÎßÔÂ ë¡ÎßÆÇÓÂ ÄÄÑÆËÕÔâ Ä ÍÂÓÃÑ-
ÐËÎßÐÞÌ (×ÖÓÂÐ-2-ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆ) ËÎË ÂÏËÐÐÞÌ (×ÖÓ×ÖÓËÎ-
ÂÏËÐ) ÍÑÏÒÑÐÇÐÕ µ-4¬², Â ÆËÇÐÑ×ËÎßÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ
ÔÑÆÇÓÉËÕÔâ Ä ÍËÔÎÑÕÐÑÏ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÇ (ÏÑÐÑà×ËÓÞ Ë ÂÏËÆÞ
ÏÂÎÇËÐÑÄÑÌ ËÎË ×ÖÏÂÓÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕ). ªÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÞ µÅË 35 Ë
36 ÔÂÏÑÒÓÑËÊÄÑÎßÐÑ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÅÇÕÇ-
ÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔËÔÕÇÏÞ 37 Ë 38. £ ÒÇÓÄÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÓÇÂÍÙËâ
ØÂÓÂÍÕÇÓËÊÖÇÕÔâ ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÕÇÒÇÐßá ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕË
(ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ (dr) ÑÕ 83 : 17 ÆÑ 98 : 2 Ä ÊÂÄË-
ÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ ÆËÇÐÂ Ë ÆËÇÐÑ×ËÎÂ), ÄÑ ÄÕÑÓÑÏ ì
ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÏÇÐßÛÇÌ (dr ÑÕ 56 : 44 ÆÑ 64 : 36) (ÔØÇÏÂ 4).

¯ÇÆÂÄÐÑ ªÎßËÐ Ë ÔÑÂÄÕ.46 ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ ÎÂÍÕÂÏÞ 39,
ÑÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÕÂÐÆÇÏÐÞØ ÓÇÂÍÙËÌ µÅË Ë ¥ËÎß-
ÔÂ ë¡ÎßÆÇÓÂ ËÊ ÏÑÐÑÂÏËÆÑÄ ÏÂÎÇËÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 40, ÔÒÑ-
ÔÑÃÐÞ Í ÖÐËÍÂÎßÐÑÌ ÔÍÇÎÇÕÐÑÌ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÇ Ä 5,7-
ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑ-1-ÑÍÔÂ-5,7-ÆËÂÊÂÙËÍÎÑÒÇÐÕÂ[c]-
ÒÇÐÕÂÎÇÐ-2,4,6-ÕÓËÑÐÞ 41. ²ÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ä ×ÑÔ×ÑÓÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ë ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÒÑÕÇÓÇÌ ÑÆÐÑÅÑ
ÔÕÇÓÇÑÙÇÐÕÓÂ Ë ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÞÏ ÒÇÓÇÓÂÔÒÓÇÆÇÎÇÐËÇÏ ÑÍÓÖÉÇ-
ÐËâ ÄÑÍÓÖÅ ÑÔÕÂÄÛËØÔâ ÚÇÕÞÓÇØ, ÑÆÐÂÍÑ Ä ËÕÑÅÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÑÏÖ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÖ. ±ÓÇÆÎÑÉÇÐÐÞÌ ÂÄÕÑÓÂÏË
ÏÇØÂÐËÊÏ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ÆÂÇÕ ÒÓÑÔÕÑÇ Ë ÓÂÙËÑÐÂÎßÐÑÇ
ÑÃÝâÔÐÇÐËÇ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏ Ë ÔÕÇÓÇÑØËÏËÚÇÔÍËÏ ÑÔÑÃÇÐÐÑÔÕâÏ
àÕÑÅÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ. °Ð ÃÞÎ ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐ ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÐÞÏ
ÔËÐÕÇÊÑÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 41 ËÔØÑÆâ ËÊ ÏÑÐÑàÕËÎ×ÖÏÂÓÂÕÂ ÚÇÓÇÊ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÎÂÍÕÂÏÑÄ 42, ÔÕÇÓÇÑØËÏËÚÇÔÍÑÇ ÔÕÓÑÇÐËÇ ÍÑÕÑ-
ÓÞØ ÑÕÎËÚÂÇÕÔâ ÑÕ ÔÕÇÓÇÑØËÏËË ÎÂÍÕÂÏÑÄ 39, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ ÏÂÎÇËÐËÏËÆÑÄ (ÔØÇÏÂ 5).

©ÂÏÞÍÂÐËÇ ÙËÍÎÂ ÊÂ ÔÚÇÕ ÓÇÂÍÙËËÏÇÕÂÕÇÊËÔÂ (Ring-closing
metathesis, RCM) Ä ÕÂÐÆÇÏÇ Ôµ-4¬² ÒÓÑÆÑÎÉÂÇÕ ÑÔÕÂÄÂÕßÔâ Ä
ÙÇÐÕÓÇ ÄÐËÏÂÐËâ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ ÍÂÍ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÑÓËÅË-
ÐÂÎßÐÞØ ÍÂÓÃÑ- Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ. ²ÇÂÍÙËâ µÅË ÒÓÇÆÑÔÕÂÄÎâÇÕ
ÖÐËÍÂÎßÐÞÇ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÒÓÇÆÛÇÔÕÄÇÐÐËÍÑÄ ÆÎâ
àÕÑÅÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ì ÆËÇÐÑÄ Ë ÆÂÉÇ ÒÑÎËÇÐÑÄ. ´ÂÍ, ÐÇÆÂÄÐÑ
ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÒËÓÓÑÎËÆËÐÞ 43 ÏÇÕÂÕÇÊËÔÑÏ
ÂÊÂÒÑÎËÇÐÑÄ 44, ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÃËÔ(2-×ÇÐËÎÕËÑ-
àÕËÎ)ÍÇÕÑÐÂ, ÍÑÕÑÓÞÌ ËÅÓÂÇÕ ÓÑÎß ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍÑÅÑ àÍÄË-
ÄÂÎÇÐÕÂ ÆËÄËÐËÎÍÇÕÑÐÂ (ÔØÇÏÂ 6).47

ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÍÑÏÃËÐÂÙËË ÓÇÂÍÙËÌ µÅË ëÏÇÕÂÕÇÊËÔÂ ë
¥ËÎßÔÂ ë¡ÎßÆÇÓÂ, ÑÒËÔÂÐÐÑÇ ¤ÖÂÐÕË Ë ÔÑÂÄÕ.,48 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÖÐËÍÂÎßÐÞÌ ÐÂÃÑÓ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÕÓÖÍ-
ÕÖÓ 45 ë 48. ±ÓÑÙÇÔÔ ØÂÓÂÍÕÇÓËÊÖÇÕÔâ ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍ-
ÕËÄÐÑÔÕßá: ÑÒËÔÂÐÐÞÇ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕË ÓÇÂÍÙËÌ ÒÓË-
ÄÑÆâÕ Í ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËá ÆÑ 8 ÔÕÇÓÇÑÅÇÐÐÞØ ÙÇÐÕÓÑÄ, Â ÍÑÐÇÚ-

R1 =H, Me, Cl, MeO; R2 = H, Me, MeO, Cl; R3 = H, Cl.
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O
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+
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ÐÞÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÂÄÕÑÓÂÏ ÖÆÂÎÑÔÕß ÄÞÆÇÎËÕß Ä àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑ
ÚËÔÕÑÏ ÄËÆÇ. ¶ÖÐÍÙËá ÄÐÖÕÓÇÐÐÇÅÑ ÔÕÇÓÇÑËÐÆÖÙËÓÖáÜÇÅÑ
×ÂÍÕÑÓÂ ÄÞÒÑÎÐâÇÕ 7-ÑÍÔÂÃËÙËÍÎÑ[2.2.1]ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÂ 49.

£ ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÖÔÎÑÄËÌ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ Ë ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ ËÔ-
ØÑÆÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ô ÒÑÏÑÜßáµ-4¬² ËÊ ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞØ ÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÏÑÉÐÑ ÒÑÎÖÚËÕß ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍ-
ÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ.49 ´ÂÍ, ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË 4-ÏÇÕÑÍÔË-
ÃÇÐÊËÎÂÏËÐÂ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ®£° Ä ÂÒÓÑÕÑÐÐÞØ ÔÓÇÆÂØ µ-4¬²
ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÓÇÂÍÙËÇÌ ¥ËÎßÔÂ ë¡ÎßÆÇÓÂ Ô ×ÑÓÏËÓÑÄÂ-
ÐËÇÏ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ 50, ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ Ä ÒÓÑÕÑÐÐÞØ
ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎâØ ÆÑÏËÐËÓÖáÜËÏ ÒÓÑÙÇÔÔÑÏ âÄÎâÇÕÔâ ÂÊÂ-
ÓÇÂÍÙËâ ®ËØÂàÎâ, ÒÓËÄÑÆâÜÂâ Í ÒËÒÇÓÂÊËÐÆËÑÐÂÏ 51.
°ÆÐÂÍÑ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË 4-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊËÎÂÏËÐÑÄ ÒÓÑ-
ÙÇÔÔ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÍÂÍ C-ÓÇÂÍÙËâ ®ËØÂàÎâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÔÒËÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÎÂÍÕÂÏÂ 52.

¤ÓÖÒÒÑÌ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ ÍÑÏÒÂÐËË Abbott ÃÞÎË ÑÒË-
ÔÂÐÞ 50 ÒÓËÏÇÓÞ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ×ÑÕÑÙËÍÎËÊÂÙËË Ô
ÖÚÂÔÕËÇÏ ÑÎÇ×ËÐÑÄÞØ ×ÓÂÅÏÇÐÕÑÄ, ÄØÑÆâÜËØ Ä ÔÕÓÖÍÕÖÓÖ
ÃËÔÂÏËÆÐÑÅÑ ÑÔÕÑÄÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 53. ±ÑÔÎÇÆÐÇÇ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ Ä

R1, R2 = Alk, Ar, Het.
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O
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R1 = Pri, But, 2-Th, 2-Naph; R2 = Bz, EtO2C; R3 = 4-MeOC6H4CH2,

4-HOC6H4CH2, 4-HO-3-MeOC6H3CH2; R4 = Pri, Bun, But,

cyclo-C5H9, cyclo-C6H11, Bn, 4-MeOC6H4.
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R1 = C6H57nXn (Xn =H, 4-Me, 2,4-Me2, 2,3-Me2, 3,6-(MeO)2, 3-Cl-6-Me; R2 = Ph, cyclo-C5H9, cyclo-C7H13; R3 = Ph, 2,6-F2C6H3.
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ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ µ-4¬² ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞØ ËÔØÑÆÐÞØ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÑÄ,
ÐÂÒÓËÏÇÓ ÇÐÂÏËÐÑÄ 54 Ë ÍËÔÎÑÕ 55, Ô ÍÇÕÑÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐË-
ÆÂÏË. ¶ÑÕÑØËÏËÚÇÔÍÑÇ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÇ [2+2]-ÙËÍÎÑ-
ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ Ä ÂÆÆÖÍÕÇ µÅË 53 ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ×ÑÓÏËÓÑ-
ÄÂÐËÇÏ 4 ÔÕÇÓÇÑÙÇÐÕÓÑÄ, ÐÑ Ä ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÐÂÃÎá-
ÆÂÇÕÔâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÎËÛß ÆÄÖØ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ 56.

£ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ×ÑÕÑÙËÍÎËÊÂÙËâ ÂÆÆÖÍÕÑÄ µ-4¬² 57,
ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ a,b-ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞØ ÂÏËÐÑÄ 58 Ë ÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 59, ÒÓËÄÑÆËÕ Í ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËá ÆËÅËÆÓÑ-
ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ Ô ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄÇÐÐÞÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 60 Ô ÕÓÂÐÔ-ÑÓËÇÐÕÂÙËÇÌ ÂÕÑÏÑÄ ÄÑÆÑÓÑÆÂ.51

¥Îâ ÔËÐÕÇÊÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ ÛËÓÑÍÑ ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÕÂÐÆÇÏ
ÓÇÂÍÙËÌ µÅË Ë ·ÇÍÂ. ´ÂÍ, ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎË ËÊ ÍÑÏÒÂÐËË Preaton
ÒÑÍÂÊÂÎË,52 ÚÕÑ µ-4¬² Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ Ñ-ÃÓÑÏÂÐËÎËÐÑÄ 61
(X=Br) Ë a,b-ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞØ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞÏ ÂÐËÎËÆÂÏ 62 (X=Br), ÍÑÕÑÓÞÇ Ä ÖÔÎÑÄËâØ
ÓÇÂÍÙËË ·ÇÍÂ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ËÐÑ-
ÎÑÐÞ 63. ¯ÇÆÂÄÐÑ ÃÞÎÂ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÂ ÏÑÆË×ËÍÂÙËâ àÕÑÅÑ

ÒÑÆØÑÆÂ, ÅÆÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÏËÐÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ Ä µ-4¬² ÒÓË-
ÏÇÐâÎË Ñ-ÂÏËÐÑ×ÇÐÑÎÞ 61 (X=OH), Â ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÓÇÂÍÙËâ
·ÇÍÂ ÃÞÎÂ ÖÔÒÇÛÐÑ ÓÇÂÎËÊÑÄÂÐÂ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÕÓË×ÎÂÕÑÄ
62 (X=OTf), ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ×ÇÐÑÎÑÄ.53

ºËÓÑÍÑÇ ÓÂÔÒÓÑÔÕÓÂÐÇÐËÇ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ ÒÑÎÖ-
ÚËÎË Ë ÆÓÖÅËÇ ÑÓÕÑ-×ÖÐÍÙËÑÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ¥Ç ³ËÎßÄÂ Ô ÔÑÂÄÕ.54 ÒÓÇÆÎÑÉËÎ
ÖÆÑÃÐÞÌ ÆÄÖØÔÕÂÆËÌÐÞÌ äone-potã-ÔËÐÕÇÊ ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐ-
ÑÐÑÄ 64 ËÊ ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ, ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞØ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ,
ÂÏËÐÑÄ Ë Ñ-ÐËÕÓÑÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÄ 65. £ÇÔß ÒÓÑÙÇÔÔ, ÑÔÖÜÇÔÕÄ-
ÎÇÐÐÞÌ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ®£°, ÄÍÎáÚÂÇÕ ÔÎÇÆÖáÜÖá ÒÑÔÎÇÆÑ-
ÄÂÕÇÎßÐÑÔÕß ÓÇÂÍÙËÌ: µ-4¬², ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÞ Ë
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÎÂÍÕÂÏÐÑÅÑ ÙËÍÎÂ ÊÂ ÔÚÇÕ ÂÊÂ-ÓÇÂÍÙËË®ËØÂàÎâ.
£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ñ-ÐËÕÓÑÃÇÐ-
ÊËÎÂÏËÐÂ (66) Ä ÓÇÂÍÙËË Ô ËÊÑÏÂÔÎâÐÞÏ ÂÎßÆÇÅËÆÑÏ ÐÂ-
ÃÎáÆÂÇÕÔâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÑÄ 67 Ä ÄËÆÇ ÔÏÇÔË
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ (dr=>1.5 : 1), ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ ÒÇÓÄÞÌ ÄÂÓËÂÐÕ
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÃÑÎÇÇ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ Ô ÒÓÇËÏÖÜÇ-
ÔÕÄÇÐÐÞÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÙËÔ-ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ (dr=>20 : 1).

£ ÐÇÆÂÄÐÑ ÄÞÛÇÆÛÇÌ ÓÂÃÑÕÇ 55 ÃÞÎÑ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÄÄÇÆÇ-
ÐËÇ ÂÊËÆÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÑÓÕÑ-ÒÑÎÑÉÇÐËÇ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÍËÔÎÑÕ
(ÐÂÒÓËÏÇÓ, Ñ-ÂÊËÆÑÃÇÐÊÑÌÐÂâ ÍËÔÎÑÕÂ), Â ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÞ Ä
ÑÓÕÑ-ÒÑÎÑÉÇÐËÇ ÍÇÕÑÐÑÄ (Ñ-ÂÏËÐÑ×ÇÐËÎÍÇÕÑÐÞ) ÒÑÊÄÑÎâÇÕ
Ä ÖÔÎÑÄËâØ µ-4¬² ÔÑÊÆÂÕß ÖÔÎÑÄËâ ÆÎâ ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÍÑÏÃË-
ÐËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË ºÕÂÖÆËÐÅÇÓÂ ë ÂÊÂ-£ËÕÕËÅÂ. £ ÓÇÊÖÎß-
ÕÂÕÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÎÂÍÕÂÏÞ ÆËÃÇÐÊÑÆËÂÊÑÙËÐÑÄÑÅÑ ÓâÆÂ 68.

¿ÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓÐÞÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎË Ä ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ
ËÊÑÙËÂÐËÆÂ ÔÒÑÔÑÃÔÕÄÖáÕ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËá ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄÑÅÑ
ÙËÍÎÂ 69 ÒÑ ÓÇÂÍÙËË ±ËÍÕÇ ëºÒÇÐÅÎÇÓÂ ËÊ ÂÆÆÖÍÕÑÄ µÅË 70,
ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÒÓË ÖÚÂÔÕËË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÌ a-ÍÇÕÑÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.56 ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÂÊÑ-
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3,4-(MeO)2C6H3; R4=Pri, Bn, MeO2CCH2.
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aÐFe, NH4Cl, EtOH±H2O, MW;

R3 = H, 4-F3C, 4,5-(MeO)2; R4 = All, Bn, 4-BrC6H4CH2,

4-AcC6H4, 3,4-(OCH2O)C6H3CH2.
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ÏÇÕËÐÂ ËÊ Ñ-ÐËÕÓÑÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÂ ÐÂ ÐÂÚÂÎßÐÑÌ ÔÕÂÆËË ÒÓÑ-
ÙÇÔÔÂ âÄÎâÇÕÔâ ÑÒÓÇÆÇÎâáÜËÏ ×ÂÍÕÑÓÑÏ ÆÎâ ÖÔÒÇÛÐÑÅÑ
ÒÓÑÕÇÍÂÐËâ ÓÇÂÍÙËË, ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ÔÒÑÔÑÃÔÕÄÖÇÕ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑÏÖ
ÔÐËÉÇÐËá ÍÑÐÍÖÓÇÐÙËË Ô ÍÇÕÑÅÓÖÒÒÑÌ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑ-
ÐÇÐÕÂ (ÒÑÆÑÃÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÕÂÍÉÇ ÃÞÎÂ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÂ Ô ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÙËÍÎÑÒÇÐÕÂÐÑÐÂ).

¢ÂÐ×Ë Ë ÔÑÂÄ.57 ÆÎâ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐËâ ÕÂÐÆÇÏÂ ÓÇÂÍÙËÌ µÅË
Ë ®ËÙÖÐÑÃÖ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË
ÓÇÂÍÙËË Ñ-ÔÖÎß×ÑÐËÎÂÏËÐÑÃÇÐÊÑÌÐÞØ ÍËÔÎÑÕ 71 Ô ËÊÑÙËÂÐË-

ÆÂÏË (R2NC) Ë ËÏËÐÂÏË 72. £ÞÔÑÍÂâ NH-ÍËÔÎÑÕÐÑÔÕß
ÔÖÎß×ÂÏËÆÐÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ ÂÆÆÖÍÕÂ µÅË 73 ÑÃÇÔÒÇÚËÄÂÎÂ
à××ÇÍÕËÄÐÑÇ ÒÓÑÕÇÍÂÐËÇ ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÅÑ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ ÒÑ
®ËÙÖÐÑÃÖ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÖÎß×ÑÐËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÃÇÐÊÑÆË-
ÂÊÇÒËÐÑÐÑÄ 74 Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË. ¢ÞÎÑ ÕÂÍÉÇ ÒÑÍÂÊÂÐÑ,
ÚÕÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ N-ÔÖÎß-
×ÑÐËÎ-b-ÂÎÂÐËÐÑÄ ÒÓËÄÑÆËÎÑ Í ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËá ËÐÕÇÓ-
ÏÇÆËÂÕÑÄ 75. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÇÄÓÂÜÂÎËÔß Ä
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ 76, ÕÑÅÆÂ ÍÂÍ
ÄÞØÑÆÞ ÙÇÎÇÄÞØ ÆËÂÊÇÒËÐÑÐÑÄ 77 ÐÇ ÒÓÇÄÞÛÂÎË 32%. £ÒÓÑ-
ÚÇÏ, ÂÄÕÑÓÂÏ ÖÆÂÎÑÔß ÚÂÔÕËÚÐÑ ÓÇÛËÕß àÕÖ ÒÓÑÃÎÇÏÖ ÊÂ ÔÚÇÕ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ ÔÖÎß×ÖÓËÎÆËËÏËÆÂÊÑÎÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÑÐÆÇÐÔË-
ÓÖáÜÇÅÑ ÂÅÇÐÕÂ. £ ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÐÂÃÎáÆÂÎÑÔß ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ
ÒÑÃÑÚÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ì ÒËÒÇÓÂÊËÐÑÐÂ 78 (ÔØÇÏÂ 7).

¸ËÍÎËÊÂÙËË äÒÑÔÕ-µÅËã ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ a-ÂÏËÐÑ-
ÍËÔÎÑÕ ÛËÓÑÍÑ ËÔÒÑÎßÊÖáÕÔâ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÒËÒÇÓÂÊËÐÆËÑÐÑÄ.
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79 (51 ± 55%)

R1 = Pri, But, cyclo-C6H11, Ph, 3-BrC6H4, 3-MeOC6H4, 4-ClC6H4, 2-Fu (Fu Ð ×ÖÓËÎ); R2 = Bun, But, Bn; R3=Me, 4-MeC6H4, 2-O2NC6H4.
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£ ÐÇÆÂÄÐÇÏ ÔÑÑÃÜÇÐËË 58 ÑÒËÔÂÐ ÔËÐÕÇÊ ËÐÆÑÎËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÒËÒÇÓÂÊËÐÆËÑÐÑÄ 79 Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ N-Boc- Ë N-Fmoc-
ÊÂÜËÜÇÐÐÑÅÑ ÕÓËÒÕÑ×ÂÐÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ
Ë à×ËÓÑÄ a-ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÏËÐÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ.
³ÐâÕËÇ ÊÂÜËÕÐÞØ ÅÓÖÒÒ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÑÔÖ-
ÜÇÔÕÄÎâÎËÔß ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓË×ÕÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (Ä ÔÎÖÚÂÇ Boc-ÊÂÜËÕÞ) ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ®£° ËÎË Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ (Ä ÔÎÖÚÂÇ Fmoc-ÊÂÜËÕÞ).

ªÐÕÇÓÇÔÐÑÇ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË äÒÑÔÕ-µÅËã ÐÂÛÎË Ä
ÔËÐÕÇÊÇ ÏÂÍÓÑÙËÍÎÑÄ.59 ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ 2-(4-ÅËÆÓÑÍÔË×ÇÐËÎ)àÕËÎËÊÑ-
ÙËÂÐËÆÂ Ë ÅÂÎÑÅÇÐÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÍËÔÎÑÕ 80 Ä µ-4¬² ÒÓËÄÑÆËÕ
Í ÂÆÆÖÍÕÂÏ 81. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ ÒÖÕÇÏ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇ-
ÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÂÙÇÕÑÐÇ Ä ÒÓË-
ÔÖÕÔÕÄËË K2CO3 Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÑÔÐÑÄÂÐËâ Ë 18-ÍÓÂÖÐ-6-à×ËÓÂ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÏÇÉ×ÂÊÐÑÅÑ ÒÇÓÇÐÑÔÂ. £ ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ
ÖÆÂÇÕÔâ ÆÑÔÕËÅÐÖÕß ÄÞÔÑÍËØ (ÆÑ 87%) ÄÞØÑÆÑÄ ÙÇÎÇÄÞØ
ÏÂÍÓÑÙËÍÎÑÄ 82, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÜËØ ÔÑÃÑÌ ÂÐÂÎÑÅË 14-ÚÎÇÐÐÞØ
ÙËÍÎÑÒÇÒÕËÆÐÞØ ÂÎÍÂÎÑËÆÑÄ.

²âÆ ÖÐËÍÂÎßÐÞØ ÒÑÆØÑÆÑÄ Í ÔËÐÕÇÊÖ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÏÂÍÓÑ-
ÙËÍÎÑÄ Ô ÒÓËÏÇÐÇÐËÇÏ ÓÇÂÍÙËÌ µÅË Ë ±ÂÔÔÇÓËÐË ÃÞÎË ÒÓÇÆ-
ÔÕÂÄÎÇÐÞ Ä ÐÇÆÂÄÐÑ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÐÞØ ÓÂÃÑÕÂØ 60 ë 62.

¬ÑÏÃËÐÂÙËâ µ-4¬² Ë äÍÔÂÐÕÂÕÐÑÌã ÓÂÆËÍÂÎßÐÑÌ ÙËÍÎË-
ÊÂÙËË ÃÞÎÂ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÂ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÎÂÍÕÂÏÑÄ

83.63 ¯Â ÒÇÓÄÑÏ àÕÂÒÇ Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐË-
ÆÂÏË ÄÄÑÆâÕ ÆÄÂ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÂ: ØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÖá
ÍËÔÎÑÕÖ Ë ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞÌ ÂÏËÐ. °ÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ ÒÓË àÕÑÏ
ÂÆÆÖÍÕÞ ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÆÂÎÇÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÎÍËÎËÓÖáÜËØ ÂÅÇÐÕÑÄ
Ä ÓÇÂÍÙËË Ô àÕËÎÍÔÂÐÕÑÅÇÐÂÕÑÏ ÍÂÎËâ, ÒÓËÄÑÆâÜÇÌ Í ÍÔÂÐ-
ÕÑÅÇÐÂÕÂÏ 84. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÆÂÎÇÇ ÎÇÅÍÑ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä ÙÇÎÇ-
ÄÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÞ 83 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÆËÎÂÖÓÑËÎÒÇÓÑÍÔËÆÂ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÐËÙËÂÕÑÓÂ. ´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ ÂÄÕÑÓÂÏ ÖÆÂÎÑÔß ÔËÐ-
ÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÒâÕË ë ÄÑÔßÏËÚÎÇÐÐÞÇ ÎÂÍÕÂÏÞ 83, ÄÞØÑÆÞ ÍÑÕÑ-
ÓÞØ ÊÂÄËÔÇÎË ÑÕ ÓÂÊÏÇÓÂ ×ÑÓÏËÓÖáÜÇÅÑÔâ ÙËÍÎÂ.

¥ÓÖÅËÏ ÒÓËÏÇÓÑÏ®¬² ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ, ËÔÒÑÎßÊÖáÜÇÌ ÆÄÂ
ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÂ, ÏÑÉÇÕ ÔÎÖÉËÕß ÓÇÂÍÙËâ Ô ÖÚÂ-
ÔÕËÇÏ ØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÒÓÑÒÂÓÅËÎÂÏËÐÂ.64 ¬ÄÂÕÇÓ-
ÐËÊÂÙËâ ÒËÓËÆËÐÂ ÂÆÆÖÍÕÂÏË µÅË 85 ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÚÇÕÄÇÓÕËÚÐÞÏ ÔÑÎâÏ 86, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓËÔÑÇÆËÐâáÕ ËÑÆÃÇÐÊÑÎ
ÒÑ ÕÇÓÏËÐÂÎßÐÑÌ ÂÙÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ ÅÓÖÒÒÇ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË
³ÑÐÑÅÂÛËÓÞ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÙÇÕËÎÇÐÑÄ 87.
¥ÂÎßÐÇÌÛÂâ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËâ ÊÂ ÔÚÇÕ ÓÇÂÍÙËË [3+2]-ÙËÍÎÑ-
ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÓÑÆÖÍÕÂ 88 Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í ÒËÓÓÑÎÑËÐÆÑÎËÊËÐÑÐÂÏ 89.

±ÑÏÐÇÐËáÓâÆÂ ÂÄÕÑÓÑÄ, ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÐÞÇ ÄÞÛÇ ÒÓËÏÇÓÞ,
ÄÍÎáÚÂáÜËÇ ÙËÍÎËÊÂÙËË äÒÑÔÕ-µÅËã, âÄÎâáÕÔâ ÐÂËÃÑÎÇÇ
ÅËÃÍËÏË ÒÓËÎÑÉÇÐËâÏË ®¬² µÅË Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ.
´ÇÏ ÐÇ ÏÇÐÇÇ Ä ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÄÓÇÏâ ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÖÄÇÎËÚÇÐËÇ
ÆÑÎË ÒÖÃÎËÍÂÙËÌ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ Ä ÑÔÐÑÄÖ ÔÕÓÂÕÇÅËË ÔËÐÕÇÊÂ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÑÎÑÉÇÐÂ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓ-
ÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ µÅË. ´ÂÍÑÌ ÒÑÆØÑÆ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÓÂÔ-
ÛËÓËÕß ÅÓÂÐËÙÞ ÒÓËÏÇÐÇÐËâ ÓÇÂÍÙËË µÅË Ë ÒÑÊÄÑÎâÇÕ
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÇ Ô ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ
ØËÏËË ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ Ô ÍÑÐ-
×ÑÓÏÂÙËÑÐÐÑ ÊÂÍÓÇÒÎÇÐÐÞÏ ÒÇÒÕËÆÑÒÑÆÑÃÐÞÏ ×ÓÂÅÏÇÐ-
ÕÑÏ. ©ÂÏÇÕÐÞÌ ÄÍÎÂÆ Ä àÕË ÓÂÊÓÂÃÑÕÍË ÃÞÎ ÔÆÇÎÂÐ ÖÚÇÐÞÏË
ªÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÔÍÑÅÑ ªÐÔÕËÕÖÕÂ ·ËÏËÚÇÔÍÑÅÑ ²ÂÊÐÑÑÃÓÂÊËâ
(ªª·², ·ËÏÍË, ²ÑÔÔËâ, www.iihr.ru) ÒÓË ÖÚÂÔÕËË ÍÑÎÎÇÅ ËÊ

X= Cl, Br.
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ÍÑÏÒÂÐËË ChemDiv (CDI, San Diego, USA, www.chemdiv.
com).

2. £ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË µÅË Ä ÔËÐÕÇÊÇ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ

£ ÑÔÐÑÄÇ ÔÕÓÂÕÇÅËÌ ÔËÐÕÇÊÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ô
ÒÑÏÑÜßá ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞØ ®¬² ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÎÇÉËÕ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
ÆÄÇ ËÊ ÚÇÕÞÓÇØ ×ÖÐÍÙËÌ ÂÐÔÂÏÃÎâ µÅË. °ÚÇÄËÆÐÑ, ÚÕÑ àÕË
×ÖÐÍÙËË ÆÑÎÉÐÞ ÐÂØÑÆËÕßÔâ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâØ, ÒÑÆØÑÆâÜËØ ÆÎâ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË. ±ÓËÏÇÓÂÏË ÕÂÍËØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÏÑÅÖÕ ÔÎÖ-
ÉËÕß ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ, ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ËÊÑÙËÂÐËÆÞ,
ËÊÑÙËÂÐÑÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÂÎßÆÇÅËÆÑ- Ë ÍÇÕÑ-
ÍËÔÎÑÕÞ. ±ÑÔÍÑÎßÍÖ ÓÇÂÅÇÐÕÞ ËÏÇáÕ ÒÑ ÆÄÇ ×ÖÐÍÙËË, ËØ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËË ÍÎÂÔÔË×ËÙËÓÖáÕÔâ ÍÂÍ ÕÓÇØÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÇ
ÓÇÂÍÙËË µÅË (µ-3¬²). ªÐÑÅÆÂ, ÚÕÑÃÞ ÒÑÆÚÇÓÍÐÖÕß ÖÚÂÔÕËÇ
ÆÄÖØ ×ÖÐÍÙËÌ, ÕÂÍËÇ ÓÇÂÍÙËË Ä ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ÐÂÊÞÄÂáÕ ÚÇÕÞ-
ÓÇØÙÇÐÕÓÑÄÞÏË ÕÓÇØÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÏË ÓÇÂÍÙËâÏË (4¸-3¬²).

µÐËÍÂÎßÐÞÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÑÃÖÔÎÑÄËÎË ÒÑËÔÍ
ÐÑÄÞØ ®¬², ÑÕÎËÚÂáÜËØÔâ ÑÕ ÓÇÂÍÙËË µÅË. ¯ÂÒÓËÏÇÓ,
ÏÑÉÐÑ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉËÕß, ÚÕÑ ÑÃÓÂÊÖáÜËÌÔâ Ä ØÑÆÇ ÓÇÂÍÙËË
µÅË ÐËÕÓËÎËÇÄÞÌ ÍÂÕËÑÐ 90 (a-ÂÆÆÖÍÕ) ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÂÕÂÍÑÄÂÐ
ÆÓÖÅËÏ, ÑÕÎËÚÐÞÏ ÑÕ ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕ-ÂÐËÑÐÂ, ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÏ.
°ÆÐËÏ ËÊ ÍÎÂÔÔËÚÇÔÍËØ ÒÓËÏÇÓÑÄ ÔÎÖÉËÕ ®¬², ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ-
ÐÂâ ÔÂÏËÏ µÅË Ä ÑÆÐÑÌ ËÊ ÇÅÑ ÓÂÐÐËØ ÓÂÃÑÕ 65. £ÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËÇ ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ, ÂÏËÐÑÄ, ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ Ë ÂÊËÆÑÄÑÆÑÓÑÆÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ ÔÒÑÐÕÂÐÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ËÐÕÇÓ-
ÏÇÆËÂÕÑÄ, ÒÓËÄÑÆâÜÇÌ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ Í ÕÇÕÓÂÊÑÎÂÏ 91.

¢ÑÎßÛËÇ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÞ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÌ ÑÕÍÓÞÄÂáÕ ÓÇÂÍÙËË, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÒÑÆÑÃÐÑÅÑ ÓÑÆÂ
ÊÂØÄÂÕ ÐËÕÓËÎËÇÄÑÅÑ ÍÂÕËÑÐÂ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÏ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÇÕÔâ
ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, Ä ÔÎÖÚÂÇ ÎÇÅÍÑ ÇÐÑÎËÊËÓÖá-
ÜËØÔâ ËÊÑÙËÂÐÑÂÙÇÕÂÏËÆÑÄ ËÏÇÇÕ ÏÇÔÕÑ O-ÊÂØÄÂÕ, ÒÓËÄÑÆâ-
ÜËÌ Í ÑÍÔÂÊÑÎÂÏ 92.66

¹ÇÓÇÊ ÔÕÂÆËá ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ S-ÊÂØÄÂÕÂ Ô ×ÑÓÏË-
ÓÑÄÂÐËÇÏ ÒËÓËÆÑÕËÂÊËÐÑÄ 93 ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ®¬² 2-×ÇÐÂÙËÎ-

ËÊÑØËÐÑÎËÐËÌÃÓÑÏËÆÂ 94 (ÂÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÑÒËÔÂÐÂ ÆÎâ
1-×ÇÐÂÙËÎØËÐÑÎËÐËÌÃÓÑÏËÆÂ) Ô ËÊÑÕËÑÙËÂÐÂÕÂÏË Ë ËÊÑÙËÂ-
ÐËÆÂÏË.67 ±ÓË ÒÑÄÞÛÇÐÐÞØ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂØ (>808C) ÓÇÂÍÙËâ
ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ àÍÔÕÓÖÊËÇÌ ÔÇÓÞ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞØ ÒËÓÓÑÎÑ[2,1-a]ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄ 95.

®ÇØÂÐËÊÏ Ë ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÇ ÂÔÒÇÍÕÞ ÕÂÍÑÅÑ ÓÑÆÂ ÓÇÂÍÙËÌ,
ÒÓÑÕÇÍÂáÜËØ ÚÇÓÇÊ ÔÕÂÆËá ÊÂØÄÂÕÂ ÐËÕÓËÎËÇÄÑÅÑ ÍÂÕËÑÐÂ
ÓÂÊÎËÚÐÞÏË N-, C-, O- Ë S-ÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂÏË Ë ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂá-
ÜËØÔâ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÂÆÆÖÍÕÑÄ,
ÒÑÆÓÑÃÐÑ ÑÒËÔÂÐÞ Ä ÑÃÊÑÓÐÑÌ ÔÕÂÕßÇ 18.

III. £ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË µÅË
ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÂÎßÆÇÅËÆÑ- Ë ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ Ä ÔËÐÕÇÊÇ
ÍÂÓÃÂÏÑËÎÎÂÍÕÂÏÑÄ

1. ³ËÐÕÇÊ ÏÑÐÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ Ë ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ
ÍÂÓÃÂÏÑËÎÎÂÍÕÂÏÑÄ

®ÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ Ô ÍÇÕÑ- Ë ÂÎßÆÇ-
ÅËÆÑÍËÔÎÑÕÂÏË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ
ËÔÔÎÇÆÖáÕÔâ ÖÉÇ ÃÑÎÇÇ 10 ÎÇÕ. °ÐË ÑÕÍÓÞÎË ÒÖÕß Í ÏÐÑÅÑ-
ÚËÔÎÇÐÐÞÏ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÏ ÔËÔÕÇÏÂÏ, ÄÍÎáÚÂáÜËÏ
ÙÇÐÕÓÂÎßÐÞÌ ÎÂÍÕÂÏÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ.

´ÂÍ, Ä 1997 Å. ÔÓÂÊÖ ÆÄÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÔÍËÇ ÅÓÖÒÒÞ ÑÒÖÃ-
ÎËÍÑÄÂÎË ÐÑÄÞÌ ÄÂÓËÂÐÕ ®¬² ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ, Ä ÍÑÕÑÓÖá
ÄÒÇÓÄÞÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÃÞÎË ÄÄÇ-
ÆÇÐÞ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ 96.68, 69 ³ ËØ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô
ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÍÂÓÃÂÏÑËÎß-
ÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÒâÕË-, ÛÇÔÕË-, ÔÇÏË- Ë ÄÑÔßÏËÚÎÇÐÐÞØ
ÎÂÍÕÂÏÑÄ 97 ë 100,68 Â Ä 2004 Å. ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞÌ
ÚÇÕÞÓÇØÚÎÇÐÐÞÌ ÎÂÍÕÂÏ 101.70
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£ÞØÑÆÞ ÙÇÎÇÄÞØ ÎÂÍÕÂÏÑÄ, ÍÂÍ ÒÓÂÄËÎÑ, ÒÑÐËÉÂáÕÔâ Ô
ÖÄÇÎËÚÇÐËÇÏ ÓÂÊÏÇÓÂ ÑÃÓÂÊÖáÜÇÅÑÔâ ÙËÍÎÂ.68, 69 ªÊÖÚÇÐËÇ
àÕÑÅÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÐÂ ÒÓËÏÇÓÇ 4-ÑÍÔÑÒÇÐÕÂÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
96 (n=2) ÒÑÍÂÊÂÎÑ, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑ-
ÆÑÏ Ä ÄÑÆÐÞØ ÔÓÇÆÂØ Ë Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ. °ÆÐÂÍÑ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÒÓË-
ÇÏÎÇÏÂâ ÏÇÕÑÆËÍÂ ÒÓÇÆÖÔÏÂÕÓËÄÂÇÕ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÄÑÆÐÑÅÑ
ÓÂÔÕÄÑÓÂ, ÕÂÍ ÍÂÍ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÒÎÑØÑ ÓÂÔÕÄÑÓâáÕÔâ Ä ÄÑÆÇ Ë
ÎÇÅÚÇ ÄÞÆÇÎâáÕÔâ.71

¿ÕÂ ÓÇÂÍÙËâ ÃÞÎÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ 72 ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÍÑÏÃË-
ÐÂÕÑÓÐÑÌ ÃËÃÎËÑÕÇÍË ËÊ 2-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-5-ÑÍÔÑÒËÓÓÑÎËÆËÐÑÄ
ÑÃÜÇÌ ×ÑÓÏÖÎÞ 97 ÏÇÕÑÆÑÏ ÒÂÓÂÎÎÇÎßÐÑÅÑ ÉËÆÍÑ×ÂÊÐÑÅÑ
ÔËÐÕÇÊÂ. ²ÇÂÍÙËá ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÎÂÔß ÕÂÍÉÇ 4-ÑÍÔÑÃÖÕÂÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ 102 (X=H).
£ÞØÑÆ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÓÇÂÍÙËË 97 (X=Me) Ë 103 (X=H) ÎÇÉÂÎ Ä
ÆËÂÒÂÊÑÐÇ 35 ë 68%ËÏÂÎÑ ÊÂÄËÔÇÎ ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÑÌ
ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ.

£ÄÇÆÇÐËÇ ÅÇÕÇÓÑÂÕÑÏÑÄ Ä ÒÑÎËÏÇÕËÎÇÐÑÄÖá ÙÇÒß ËÔØÑÆ-
ÐÞØ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ ÑÕÍÓÞÄÂÇÕ ÒÖÕß Í ÖÔÎÑÉÐÇÐËá ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ,
ÒÑÎÖÚÂÇÏÞØ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ µ-3¬².73, 74 ´ÂÍ, ÒÓË ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËË (ÂÙÇÕÑÐËÎÔÖÎß×ÂÐËÎ)ÖÍÔÖÔÐÑÌ (104, n=1) Ë
-ÒÓÑÒËÑÐÑÄÑÌ (104, n=2) ÍËÔÎÑÕ c ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ë
ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ Ä ÍËÒâÜÇÏ ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ô ÄÞÔÑÍËÏ
ÄÞØÑÆÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 3-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÏÇÕËÎ-5-ÑÍÔÑÕËÑÏÑÓ-
×ÑÎËÐÞ (105, n=1) 73 Ë -1,4-ÕËÂÊÇÒÂÐÞ (105, n=2) ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÇÐÐÑ.74

£ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË (×ÇÐÂÙËÎÔÖÎß×ÂÐËÎ)ÖÍÔÖÔÐÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 106, Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÃÞÎÂ ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÃËÃÎËÑÕÇÍÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÔÑÔÕÑâ-
ÜÂâ ËÊ 60 (3-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-5-ÑÍÔÑ-3-×ÇÐËÎ)ÕËÑÏÑÓ×ÑÎËÐÑÄ
ÑÃÜÇÌ ×ÑÓÏÖÎÞ 107.72

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÖá ÏÇÕÑÆÑÎÑÅËá ÒÓËÏÇÐËÎË ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ
2-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-2-ÏÇÕËÎ-4-ÔÖÎß×ÑÐËÎ-6-ÑÍÔÑÒËÒÇÓÂÊËÐÑÄ 108.75

£ àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ Ä ÓÇÂÍÙËá ÄÄÑÆËÎË ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ [ÔÖÎß×ÑÐËÎ(2-
ÑÍÔÑÒÓÑÒËÎ)ÂÏËÐÑ]ÖÍÔÖÔÐÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 109.

¬ÂÓÃÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÓÇÂÅÇÐÕÞ ÒÑÊÄÑ-
ÎâáÕ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß 2-ÍÂÓÃÂÏÑËÎÎÂÍÕÂÏÞ, ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞÇ
ÍÂÓÃÑÙËÍÎÂÏË. ´ÂÍ, ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ 2-ÑÍÔÑÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐ-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 110 Ô ÂÓÂÎÍËÎÂÏËÐÂÏË Ë ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-
ËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ N-ÕÓÇÕ-
ÃÖÕËÎ-6-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-7-×ÖÓ×ÖÓËÎ- Ë N-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-6-ÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎ-7-(2,4-ÆËÏÇÕÑÍÔËÃÇÐÊËÎ)-8-ÑÍÔÑ-7-ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.2.0]-
ÑÍÕÂÐÞ 111.76

R1 = Bn, HO2C(CH2)m (m= 1, 2), O(CH2CH2)2N(CH2)2 Ë ÆÓ.;
R2 = Prn, Bn Ë ÆÓ; n= 2±6.
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97: X =Me;
103: X = H

R2 = Bus, cyclo-C5H9, CH2 CH, EtO(CH2)2, Ph, 2-ClC6H4,

D, 3 Ú

MeOH

NC

R NH2OO

S

OHMe
+

104

S

N O

R

HN

O

Me

105 (76 ± 85%)

n
n

n=1, 2; R=Bn, 4-ClC6H4CH2, 3,4-(OCH2O)2C6H3CH2,

(S)-PhCHMe.

R1 = H, Cl Ë ÆÓ.; R2 = XnC6H57n (Xn = 4-Pri, 4-OMe, 3,5-Me2),

2-FC6H4CH2 Ë ÆÓ.; R3 = cyclo-C6H11, 3-Me-cyclo-C6H10 Ë ÆÓ.

R1

O

S
O

OH

106

+
R2 NH2

R3 NC

MeOH

258C, 6 ± 8 Ú

S

NO

R2 HN
R3

O

R1

107 (40 ± 60%)

R1 =Me, Et, Prn, Ph, 4-MeC6H4; R2 = Alk, Ar; R3 = cyclo-Alk.

MeOHR2 NH2

OO

N

MeHO

S

R1

OO

+

109 108 (45 ± 75%)

R3 NC
N

NO

R2 O

N
R3

Me

S

R1

OO

H

R=H, Me; Ar = 2-Fu, 2,4-(MeO)2C6H3.

But NC

ArCH2 NH2

O

O

OH

R

110

+ N

O NHBut

O

Ar

R

111

µÔÒÇØË ØËÏËË 79 (9) 2010 873



£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ Ä ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÃÞÎÑ
ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß (2-ÑÍÔÑÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎÔÖÎß×ÂÐËÎ)-
ÖÍÔÖÔÐÖá (112, n=1) Ë -ÒÓÑÒËÑÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÞ (112,
n=2).73, 74 £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ËØ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ Ô ÃÇÐÊËÎÂÏËÐÂÏË
Ë ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË (>80%)
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ 4a-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑÒÇÓÅËÆ-
ÓÑÃÇÐÊÑ[b ][1,4]ÕËÂÊËÐÞ (113, n=1) Ë 5a-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-4-ÑÍÔÑ-
ÒÇÓÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b ][1,4]ÕËÂÊÇÒËÐÞ (113, n=2).

°ÒËÔÂÐÞ ÕÂÍÉÇ ÕÂÐÆÇÏÐÞÇ ÏÇÕÑÆËÍË ÔËÐÕÇÊÂ ÂÐÐÇÎËÓÑ-
ÄÂÐÐÞØ ÔËÔÕÇÏ, ÄÍÎáÚÂáÜËÇ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÖá µ-3¬² Ô
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ. ´ÂÍ, Ä ÓÂÃÑÕÇ 77 ÃÞÎÂ ÒÓÑ-
ÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÑÄÂÐÂ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô
ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË ÆÄÖØ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ì ÎÇÄÖÎË-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 96 (n=2) Ë à×ËÓÂ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕÞ 114. °ÃÓÂ-
ÊÖáÜËÇÔâ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÎÂÍÕÂÏÞ 115 Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
ÆËÅËÆÓÑÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊËÐ-1,3,6-ÕÓËÑÐÞ 116.

¥Îâ ÔËÐÕÇÊÂ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÎÂÍÕÂÏÂ 117 ÒÓÑÄÑÆËÎË ÆÄÂ
ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÞØ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ: ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÖá
µ-4¬² ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÕÓË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÌ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ 118, Ä
ÍÑÕÑÓÑÌ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2-ÒËÒÇÓËÆÑÐ 119, Ë ÊÂÏÞÍÂÐËÇ ÙËÍÎÂ
ÓÇÂÍÙËÇÌ ÏÇÕÂÕÇÊËÔÂ ÑÎÇ×ËÐÑÄ. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÑÎÖÚËÎË ÙÇÎÇ-
ÄÑÌ ÒÓÑÆÖÍÕ 117 Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ.78

µÅË Ë ÔÑÂÄÕ.77 ÃÞÎÂ ÒÑÍÂÊÂÐÂ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂ-
ÐËâ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÂÎßÆÇÅËÆÑ- Ë ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ Ä ®¬² ËÊÑ-
ÙËÂÐËÆÑÄ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÎÂÍÕÂÏÑÄ, ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ Ô
ÃÇÐÊÑÎßÐÞÏË ÙËÍÎÂÏË. ´ÂÍ, ËÊ 2-×ÑÓÏËÎ- (120, R3=H) Ë
2-ÂÙÇÕËÎÃÇÐÊÑÌÐÑÌ (120, R3=Me) ÍËÔÎÑÕ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎßÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 3-ÑÍÔÑËÊÑËÐÆÑÎËÐÂ 121.

±ÑÊÉÇ ÓÇÂÍÙËá 2-×ÑÓÏËÎÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (120,
R3=H)) Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË ÒÓËÏÇÐËÎË
ÆÎâ ÒÂÓÂÎÎÇÎßÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÑÌ ÃËÃÎËÑÕÇÍË
1-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-2,3-ÆËÅËÆÓÑ-1¯-ËÊÑËÐÆÑÎÑÄ.79 ±ÓÑÙÇÔÔ
ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË HClO4 ÍÂÍ ÍÂÕÂÎËÊÂ-
ÕÑÓÂ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 48 ë 56 Ú.

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕ Ä ®¬² ÄÄÑÆËÎË ÕÂÍÉÇ
8-×ÑÓÏËÎÐÂ×ÕÂÎËÐ-1-ÍÂÓÃÑÐÑÄÖá (122),80 20-×ÑÓÏËÎÃË×Ç-
ÐËÎ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÖá (123),81 2-[(2-×ÑÓÏËÎ-4-ÐËÕÓÑ×ÇÐËÎ)ÏÇ-
ÕËÎÂÏËÐÑ]-3-(4-ØÎÑÓ×ÇÐËÎ)ÒÓÑÒËÑÐÑÄÖá (124),40, 41 (2-
×ÑÓÏËÎ×ÇÐÑÍÔË)ÖÍÔÖÔÐÖá (125),82 2-(2-×ÑÓÏËÎ×ÇÐÑÍÔË)ÃÇÐ-
ÊÑÌÐÖá (126) 82 Ë 2-(2-×ÑÓÏËÎ×ÇÐÑÍÔËÏÇÕËÎ)ÃÇÐÊÑÌÐÖá ÍËÔ-
ÎÑÕÞ (127).40, 41, 83 £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ àÕËØ ÃË×ÖÐÍ-
ÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ô ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐË-
ÆÂÏË ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÃÇÐÊÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞÇ
ÎÂÍÕÂÏÞ.

n= 1, 2; Rm =H, 4-Cl, 3,4-OCH2O.

S

O

CO2H

n

+

H2N
Rm

CN

S

N O

H

ON
RmH

n

112

113

Me O

OHO

96 (n= 2)

+

R2 NC

H2N OAlk

OR1

114

MeOH

N

Me

O N
R2

R1

OR3

OO

H

115 (58 ± 100%)

N

N

O

O

R1

R2O

Me

116 (5 ± 33%)

ButO

O

N
O

OH

O

H2C

H

118

+

NH2

CH2

NC

But

119 (57%)

[Ru]

117 (81%)

N

O

CH2HN

Boc

CH2

OEtO

N

O

O
EtO

HN

Boc

OH

O

O

R3

120

+
CN R1

H2N R2

N

O

R1

NH
O

R2

R3

121 (30 ± 70%)

R1 = Prn, Bus, 2-MeO-5-BrC6H3CH2, 3,4-(OCH2O)C6H3CH2 Ë ÆÓ.;

R2 = Bus, cyclo-CnH2n71 (n= 5± 7), EtO2CCH2, 2,3-Me2C6H3;

R3 = H, Me.

CHO CO2H

122

Ph(CH2)2NH2

3-Ind(CH2)2NC

N O

NH

O

Ph(CH2)2

NH

CHO

CO2H

123

ButNH2

cyclo-C3H5NC

N O
O

NH
But

874 ¡.£.ªÄÂÜÇÐÍÑ, Á.¡.ªÄÂÐÇÐÍÑÄ, £.®.¬ËÔËÎß, ®.À.¬ÓÂÔÂÄËÐ, ¡.±.ªÎßËÐ



£ ÒÓÑÆÑÎÉÇÐËÇ ÆÂÐÐÞØ ÓÂÃÑÕ Äªª·² ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÕÓË
ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÞÇ ÃËÃÎËÑÕÇÍË ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕ. ªÊ
2-(3-ÑÍÔÑÃÖÕËÎ)ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ,40, 41, 84, 85 ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
(2-×ÑÓÏËÎ×ÇÐÑÍÔË)ÖÍÔÖÔÐÞØ ÍËÔÎÑÕ 86 Ë (1-×ÑÓÏËÎ-2-ÐÂ×-
ÕËÎÑÍÔË)ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 79, 87 Ä ÖÔÎÑÄËâØ µ-3¬² Ô ÂÏËÐÂÏË
(R1NH2) Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË (R2NC) ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ 3-ÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎ-3-ÏÇÕËÎ-1-ÑÍÔÑ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1¯-ÃÇÐÊÑ[c]ÂÊÇÒËÐÞ
128, 5-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[ f ][1,4]ÑÍÔ-
ÂÊÇÒËÐÞ 129 Ë 5-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
ÐÂ×ÕÑ[1,2-f ][1,4]ÑÍÔÂÊÇÒËÐÞ 130.79, 87 £ÔÇ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑÄÑÆËÎË
Ä ÍËÒâÜÇÏ ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 18 Ú, ÄÞØÑÆ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÔÑ-
ÔÕÂÄÎâÎ ÑÕ 40 ÆÑ 75%.

ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä àÕÑÌ ®¬² Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ 2-(ÂÙÇ-
ÕÑÐËÎÔÖÎß×ÂÐËÎ)- (131) Ë 2-(2-ÑÍÔÑÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎÔÖÎß×ÂÐËÎ)-
ÃÇÐÊÑÌÐÞØ ÍËÔÎÑÕ (132) ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËÇ 5-ÑÍÔÑÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑÕËÂÊÇÒËÐÞ 133, 134 Ô ÄÞÔÑ-
ÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË (>80%).73, 74

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ 132 Ë ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎËÊÑ-
ÙËÂÐËÆÂ Ô ÂÏÏËÂÍÑÏ (Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÏËÐÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ) ÃÞÎÂ
ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÔÏÇÔß ÆÄÖØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ: ÑÉËÆÂÇÏÑÅÑ 9a-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-
11-ÑÍÔÑ-5a,6,7,8,9,9a,10,11-ÑÍÕÂÅËÆÓÑÆËÃÇÐÊÑ[b, f ][1,4]ÕËÂÊÇ-
ÒËÐÂ 134a (R=H) Ë ÑÓÕÑÂÏËÆÂ 135a.74 °ÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÒÑÔÎÇÆ-
ÐÇÅÑ ÂÄÕÑÓÞ ÑÃÝâÔÐËÎË ÒÂÓÂÎÎÇÎßÐÑ ÒÓÑÕÇÍÂáÜÇÌ ÓÇÂÍÙËÇÌ
±ÂÔÔÇÓËÐË Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ 136.

±ÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÏÞÌ ÏÇØÂÐËÊÏ ÃÞÎ ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐ ÓÇÂÍÙËÇÌ
ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ 132 Ô ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÕÓËÃÖÕËÎÂÏËÐÂ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÌ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÑÓÕÑÂÏËÆÞ 135a ë c.

124

NO2

CHO

N
Me

CH2C6H4Cl-4

CO2H
MeO(CH2)2NH2

4-MeOC6H4(CH2)2NC
N

N

Me Cl

O

OMe

O2N

OHN

OMe

CHO

O CO2H

125

MeO(CH2)2NH2

1-Im(CH2)3NC

N

NMeO

HN O

O
O

N

Ind Ð ËÐÆÑÎËÎ, Im ì ËÏËÆÂÊÑÎËÎ.

O

CHO CO2H

126

MeO(CH2)2NH2

BocNH(CH2)3NC

O

N O
O

NH
MeO

NHBoc

O

CHO

CO2H

127

R1NH2, R2NC N O
O

NH
R2

R1

O

N
R1

O

Me
O

HN
R2

128

O

N
R2

O

R1

129

(R1 = 4-Br, 6-OMe)

O

N
R2

O

130

NHO

R3

NHO

R3

R= Bn, 4-ClC6H4CH2, 3,4-(OCH2O)C6H3CH2.

R = H, Bn, 4-ClC6H4CH2, 3,4-(OCH2O)C6H3CH2, HO(CH2)3.

S

CO2H

Me

O

131

R NH2

CN
+

N

S

O R

Me
O

HN

133 (87 ± 91%)

S

CO2H

O

132

R NH2

CN
+

N

S

O R

H

O
134 (55 ± 86%)

aÐNH3, cyclo-C6H11NC, MeOH, D, 3 Ú.

132
a

134a (55%)

S

N

O

H

OH
+

S

N OHO

O

H

135a (40%)

S

N OO

O

H

H

136

R= cyclo-C6H11 (a, 91%), Bun (b, 87%), 4-O2NC6H4CH2 (c, 73%).

132
RNC, Bun3N, MeOH

D, 3 Ú
S

N OHO

O

H

R

135a ± c
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¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÓÇÂÍÙËâ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ 112 (n=2) Ô
ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ, ÑÆÐÂÍÑ ÄÞØÑÆ ÍÑÐÇÚÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ
137 ÐÇÄÇÎËÍ.

£ ÓÂÃÑÕÇ 88 ÑÒËÔÂÐ ÔËÐÕÇÊ ÃÑÎßÛÑÅÑ ÓâÆÂ 3-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-
ÏÇÕËÎ-5-ÑÍÔÑ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[ f ][1,4]ÕËÂÊÇÒËÐÑÄ 133
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ 2-(2-ÑÍÔÑÒÓÑÒËÎÔÖÎß×ÂÐËÎ)ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔ-
ÎÑÕÞ (131) Ô ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ. ¬ÇÕÑ-
ÍËÔÎÑÕÖ 131 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ 2-ÏÇÓÍÂÒÕÑÃÇÐ-
ÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ØÎÑÓÂÙÇÕÑÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÔÕÄËË ÒÑÕÂÛÂ Ä
ÄÑÆÐÑÏ ÏÇÕÂÐÑÎÇ. ¯ËÉÇ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ ÒÓËÏÇÓÞ ÔËÐÕÇÊËÓÑ-
ÄÂÐÐÞØ ÂÄÕÑÓÂÏË 1,4-ÃÇÐÊÑÕËÂÊÇÒËÐ-5-ÑÐÑÄ 133.

2. ³ËÐÕÇÊ ÍÂÓÃÂÏÑËÎÎÂÍÕÂÏÑÄ, ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ
ÅÇÕÂÓÇÐÂÏË

²ÂÊÐÑÑÃÓÂÊËÇ ÒÑÆØÑÆÑÄ Í ÔËÐÕÇÊÖ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÍÇÕÑ-
Ë ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕ, ÑÃÖÔÎÑÄÎËÄÂáÜÇÇ ËØ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍÖá
ÆÑÔÕÖÒÐÑÔÕß, ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÓÂÔÛËÓâÇÕ ÅÓÂÐËÙÞ ÒÓËÏÇÐÇÐËâ
ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË µÅË. ¯Â ÑÔÐÑÄÇ ÕÂÍËØ ÃË×ÖÐÍ-
ÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÛÇÔÕË ë ÆÇÄâÕË-
ÚÎÇÐÐÞÇ ÍÂÓÃÂÏÑËÎÎÂÍÕÂÏÞ, ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÔÂÏÞÏË
ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞÏË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂÏË.89 ë 95 ±ÓÑÙÇÔÔ, ÍÂÍ ÒÓÂÄËÎÑ,
ÒÓÑÄÑÆâÕ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ËÎË ÒÓË
ÐÇÃÑÎßÛÑÏ ÐÂÅÓÇÄÂÐËË.

±ÓËÏÇÓÑÏ ÅÇÕÇÓÑÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ 2-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-6-ÑÍÔÑ-
ÒËÒÇÓÂÊËÐÑÄ ÏÑÅÖÕ ÔÎÖÉËÕß 1-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑÑÍÕÂÅËÆÓÑ-

ÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊËÐÞ 138.95 ¿ÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
(Ô ÓÂÊÎËÚÐÑÌ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá) Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ®¬²
ËÊ (2-×ÑÓÏËÎÒËÓÓÑÎËÆËÐ-1-ËÎ)ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (139), ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÐÑÌ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ÒËÓÓÑÎËÆËÐ-2-ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆÂ ÏÑÐÑ-
ØÎÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ, ÂÏËÐÑÄ Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ.

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ ÒËÓÓÑÎ-2-ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆÂ Ë
ÃÓÑÏÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÂ (2-×ÑÓÏËÎÒËÓÓÑÎ-1-
ËÎ)ÖÍÔÖÔÐÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (140a). ±ÑÔÎÇÆÐââ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÂÏËÐÂÏË
Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 1-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-1,2,3,4-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊËÐÑÄ 141.89, 90, 96, 97

£ ÓÂÃÑÕÇ 97 ÑÒËÔÂÐ ÔËÐÕÇÊ ÓâÆÂ 2-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 2-(2-×ÑÓ-
ÏËÎÒËÓÓÑÎ-1-ËÎ)ÖÍÔÖÔÐÞØ ÍËÔÎÑÕ ËÔØÑÆâ ËÊ ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÂÏË-
ÐÑÍËÔÎÑÕ 142 Ë 2,5-ÆËÏÇÕÑÍÔËÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ×ÖÓÂÐÂ (143). ¡ÄÕÑ-
ÓÂÏË ËÊÖÚÇÐÞ ÔÕÇÓÇÑØËÏËÚÇÔÍËÇ ÑÔÑÃÇÐÐÑÔÕË ÒÑÄÇÆÇÐËâ àÕËØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ä ÓÇÂÍÙËâØ Ô ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐË-
ÆÂÏË, ÒÓËÄÑÆâÜËØ Í ÔÏÇÔâÏ ÆËÂÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÐÞØ 1-ÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊËÐÑÄ 141
(ÑÃÜËÌ ÄÞØÑÆ 58 ë 74%, ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ËÊÑÏÇÓÑÄ ÑÕ 1.6 : 1 ÆÑ
4 : 1). ±ÑÔÎÇÆÐËÇ Ô ÒÓËÏÇÐÇÐËÇÏ ÏÇÕÑÆÂ ÍÑÎÑÐÑÚÐÑÌ ØÓÑÏÂ-
ÕÑÅÓÂ×ËË ÐÂ ÔËÎËÍÂÅÇÎÇ ÃÞÎË ÖÔÒÇÛÐÑ ÓÂÊÆÇÎÇÐÞ ÐÂ ËÐÆË-
ÄËÆÖÂÎßÐÞÇ ÔÕÇÓÇÑËÊÑÏÇÓÞ (1S,4S)-141 Ë (1R,4S)-141.
±ÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ØËÓÂÎßÐÞØ ÂÏËÐÑÄ Ä àÕÑÌ
®¬², ÍÂÍ Ë Ä ÎËÐÇÌÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË µÅË,98 ÐÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÑÄÞ-
ÛÇÐËá ÇÇ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕË, ÑÔÐÑÄÐÑÇ ÄÎËâÐËÇ ÐÂ ÍÑÕÑ-
ÓÖá ÑÍÂÊÞÄÂÇÕ, ÒÑ-ÄËÆËÏÑÏÖ, ÑÃÝÇÏ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ R1.

137 (17%)

D, 3 Ú
112 (n= 2) + cyclo-C6H11NC

MeOH, Bun3N

S

N OHO

O

H

R1 = cyclo-C3H5, Ph, 4-MeOC6H4, 4-F3CC6H4 Ë ÆÓ.; R2 = 1-Ad,

4-Me2NC6H4, 4-[O(CH2CH2)2N]C6H4, 2,4-(MeO)2C6H3 Ë ÆÓ.;

AdÐ ÂÆÂÏÂÐÕËÎ.

CO2H

SH

AcCH2Cl

K2CO3, MeOH,

208C, 1 Ú

S

O

OH

O

Me131

R1NH2, R2NC

MeOH, 208C, 24 Ú

N

S

O R1

Me
O

HN
R2

133 (35 ± 92%)

X, Y Ð ÅÇÕÇÓÑÂÕÑÏ.

R3

Het

Y

X

O

OH
O

+
R1 NH2

R2 NC

MeOH

20 ± 608C, 2 ± 48 Ú
Het

Y

N

X
O

R1

O

R3

N
R2

H

N
CHO

H

ClCH2CO2H
N

CHO

O

OH

139

R2 NCR1 NH2,

MeOH

N

N

H

O

R1

O

N
R2

H

138

R1 = cyclo-C3H5, MeO(CH2)3, 4-FC6H4, 3,4-(MeO)2C6H3CH2,

4-ClC6H4(CH2)2; R2 = iso-C5H11, cyclo-CnH2n71 (n= 5, 6, 8),

4-Me-cyclo-C6H10.

+
R1 NH2

R2 NC

MeOH

408C, 4 ± 18 Ú

N
CHO

O

OH

140a 141 (40 ± 81%)

H
N

N

O

R1

O

N
R2

R1

NH3Cl7

CO2Et

AcOH, AcONa

CO2Et

N

R1

CO2Et

(58 ± 69%)

POCl3, DMF
+

142

OMeO OMe

(143)

CO2Et

N

R1

CHO

(75 ± 82%)

NaOH, MeOH

ËÎË Me3SiI

CO2H

N

R1

CHO

140 (95 ± 98%)

MeOH, 408C

NH2,R2

NCR3

876 ¡.£.ªÄÂÜÇÐÍÑ, Á.¡.ªÄÂÐÇÐÍÑÄ, £.®.¬ËÔËÎß, ®.À.¬ÓÂÔÂÄËÐ, ¡.±.ªÎßËÐ



¡ÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ÏÇÕËÎÑÄÞØ à×ËÓÑÄ 5-ÂÓËÎÒËÓÓÑÎ-2-
ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 144 ØÎÑÓÂÙÇÕÑÐÑÏ Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË K2CO3 Ë 18-ÍÓÂÖÐ-6-à×ËÓÂ ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 145,
ÍÑÕÑÓÞÇ Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÜÇÎÑÚÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä
5-ÂÓËÎ-1-ÂÙÇÕÑÐËÎ-1H-ÒËÓÓÑÎ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ 146.
ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ 146 Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑ-
ÐÂÎßÐÑÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ Ä ®¬² Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÒÇÓÄËÚÐÞØ ÂÏËÐÑÄ Ë
ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÒÓËÄÇÎÑ Í ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÑÌ ÃËÃÎËÑÕÇÍÇ 3-ÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎ-3-ÏÇÕËÎ-1-ÑÍÔÑ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a]-
ÒËÓÂÊËÐÑÄ 147.89, 90, 94, 96

£ ÖÔÎÑÄËâØ, ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÑÒËÔÂÐÐÞÏ ÄÞÛÇ, ËÊ ÆËÏÇÕË-
ÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 3,5-ÆËÏÇÕËÎ-1H-ÒËÓÓÑÎ-2,4-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔ-
ÎÑÕÞ (148) ÒÑÎÖÚÇÐ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÒËÓ-
ÓÑÎ, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÖÕÇÏ ÏâÅÍÑÅÑ ÜÇÎÑÚÐÑÅÑ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÃÞÎ
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐ Ä ÏÑÐÑÏÇÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ 149. ±ÑÔÎÇÆ-
ÐËÌ ÄÄÑÆËÎË Ä ®¬² Ô ÃÇÐÊËÎÂÏËÐÑÏ Ë ÙËÍÎÑÅÇÒÕËÎËÊÑÙËÂ-
ÐËÆÑÏ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÌ ÑÃÓÂÊÑÄÂÎÔâ ÏÇÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ
3,6,8-ÕÓËÏÇÕËÎ-1-ÑÍÔÑ-2-(4-ØÎÑÓÃÇÐÊËÎ)-3-ÙËÍÎÑÅÇÒÕËÎÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊËÐ-7-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (150) (ÔÏ.89, 90, 94, 96).

¥ÂÐÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ ÃÞÎ ÖÔÒÇÛÐÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ ÆÎâ ÂÐÐÇÎËÓÑ-
ÄÂÐËâ ÎÂÍÕÂÏÑÄ ËÐÆÑÎßÐÞÏ Ë ÒËÓÂÊËÐÑÄÞÏ ÙËÍÎÂÏË. ³ àÕÑÌ
ÙÇÎßá ÏÇÕËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ N-ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÐÆÑÎ-2-ÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 151 ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÎË, Â ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛËÇÔâ ÒÑÔÎÇ
ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 152 ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÎË ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ 3-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÏÇÕËÎ-1-ÑÍÔÑ-1,2,3,4-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÊËÐÑ[1,2-a]ËÐÆÑÎÑÄ 153.89, 90, 94, 96

±Ñ ÂÐÂÎÑÅËË Ô ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË 152 ÔËÐ-
ÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 2,3-ÆËÏÇÕËÎ-6-(2-ÑÍÔÑÒÓÑÒËÎ)-6H-ÕËÇÐÑ[2,3-b]-
(154), 4-(2-ÂÙËÎÏÇÕËÎ)-4H-×ÖÓÑ[3,2-b]- (155) Ë 4-(2-ÂÙËÎÏÇ-
ÕËÎ)-4H-ÕËÇÐÑ[3,2-b]ÒËÓÓÑÎ-5-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ (156). ¯Â
ËØ ÑÔÐÑÄÇ Ô ÒÑÏÑÜßá ÓÇÂÍÙËË µÅË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÍÑÏÃËÐÂ-
ÕÑÓÐÞÇ ÃËÃÎËÑÕÇÍË 6-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-2,3,7-ÕÓËÏÇÕËÎ-5-ÑÍÔÑ-7,8-
ÆËÅËÆÓÑ-6H-ÕËÇÐÑ[30,20:4,5]- (157),89, 90, 99 6-ÏÇÕËÎ-8-ÑÍÔÑ-6,7-
ÆËÅËÆÓÑ-5H-×ÖÓÑ[20,30:4,5]- (158) Ë 6-ÏÇÕËÎ-8-ÑÍÔÑ-6,7-ÆË-
ÅËÆÓÑ-5H-ÕËÇÐÑ[20,30:4,5]ÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊËÐÑÄ (159) ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.89, 90, 96

R1 =H, Me, Pri, Bui, Bun, Bn.

N

N
R1 R2

HN
R3

O N

N
R1 R2

HN
R3

O+

(1R,4S)-141 (1S,4S)-141

O O

R1 =Me2N(CH2)2, O(CH2CH2)2N(CH2)2, 4-MeOC6H4CH2,

2-FC6H4CH2, 2-FuCH2, Cy(CH2)2 (Cy Ð ÙËÍÎÑÅÇÍÔÇÐ-1-ËÎ);

R2 = cyclo-CnH2n71 (n= 5±8).

NH

Ar

CO2Me

144

AcCH2Cl, K2CO3,

18-ÍÓÂÖÐ-6

ÆËÑÍÔÂÐ, D, 5 Ú N

Ar

CO2Me

Me

O

145 (60 ± 85%)

20%-ÐÞÌ NaOH, H2O

708C, 2 Ú

N

Ar Me

O

OH

O

146 (75 ± 95%)

NCR2

NH2,R1

MeOH, 408C, 8 Ú
N

Ar

N

O R1

Me

O N
R2

147 (60 ± 95%)

H

NH

Me O

OMe

O

MeO

Me
148

1) ClCH2C(O)Me,

K2CO3, 18-ÍÓÂÖÐ-6
ÆËÑÍÔÂÐ, D, 5 Ú (35%)

2) 1%-ÐÞÌ NaOH, H2O
408C, 5 Ú (75%)

N

Me O

OH

O

MeO

Me

Me

O

149

4-ClC6H4CH2NH2,

MeOH, 408C, 8 Ú

cyclo-C7H13NC

N

MeO

MeO

Me

N

O

Cl

Me

O NH

150 (60%)

N O

OH

R2

O

R3

R1

152 (60 ± 85%)

R4 N2H,

MeOH, 408C,
4 ± 18 Ú

153 (45 ± 96%)

N
N

R2

O

R4

Me

O N
R5

R1

R5 NC

H

N O

OMe

R2

HR1

151

1) HalCH2C(O)R3,

K2CO3, 18-ÍÓÂÖÐ-6,
ÆËÑÍÔÂÐ, D, 5 Ú (60 ë 85%)

2) 1 ± 2%-ÐÞÌ NaOH, H2O,
708C, 6 Ú (75 ë 95%)

Hal = Cl, Br; R1 = H, Me, F, MeO; R2 = H, AcNH, 1-Pyr (Pyr Ð

ÒËÓÓÑÎËÎ); R3 = H, Me; R4 = Pri, Me2N(CH2)2, 3-MeOC6H4CH2,

2-Cl-3-MeC6H3CH2, 3-PyCH2, 2-ThCH2; R5 = iso-C5H11, neo-C5H11,

cyclo-CnH2n71 (n= 5, 6, 8), 4-Me-cyclo-C6H10.

R17NH2,

MeOH, 408C,
4 ± 8 Ú

S
N

Y
Me

Me

O

OH

O

X

154

S
N

Y
Me

Me
N

O

R1

O N
R2

X

H

R27NC

157 (43 ± 85%)

µÔÒÇØË ØËÏËË 79 (9) 2010 877



³ÓÂÄÐËÕÇÎßÐÑ ÐÇÆÂÄÐÑ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÃÑÎßÛÑÌ ÓâÆ
8-ÑÍÔÑ-5,6,7,8-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÏËÆÂÊÑ[1,5-a]ÒËÓÂÊËÐÑÄ 160 ë 162
(ÔÏ.89, 90, 94, 100). ±ÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ®¬² ÏÑÐÑÏÇÕË-
ÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 1-ÂÙÇÕÑÐËÎ-1H-ËÏËÆÂÊÑÎ-4,5-ÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (163) Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂ-
ÐËÆÂÏË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâÏÇÕËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ 6-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-6-ÏÇÕËÎ-
8-ÑÍÔÑ-5,6,7,8-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÏËÆÂÊÑ[1,5-a]ÒËÓÂÊËÐ-1-ÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 160.

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÒÓËÏÇÐÇÐËâ Ä ÓÇÂÍ-
ÙËË µÅË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÔÑ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÑÌ ÖÔÒÇÛÐÑ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ ÆÎâ ÄÄÇÆÇÐËâ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÖ ÇÜÇ ÑÆÐÑÌ ×ÖÐÍÙËÑ-
ÐÂÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ. ³ àÕÑÌ ÙÇÎßá à×ËÓÞ 160 ÒÑÆÄÇÓÅÂÎË ÜÇÎÑÚ-
ÐÑÏÖ ÅËÆÓÑÎËÊÖ ÆÑ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÍËÔÎÑÕ 161, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÄÄÑÆËÎË Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÂÏËÐÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 1,10-ÍÂÓÃÑÐËÎ-
ÆËËÏËÆÂÊÑÎÂ (CDI).

£ ÓÂÃÑÕÇ 93 ÑÒËÔÂÐ ÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÌ ÔËÐÕÇÊ 6-ÍÂÓ-
ÃÂÏÑËÎ-4-ÑÍÔÑ-4,5,6,7-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎÑ[1,5-a]ÒËÓÂÊËÐÑÄ
164. ¡ÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÒËÓÂÊÑÎÂ 165 ØÎÑÓÂÙÇÕÑÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ÍÂÓÃÑÐÂÕÂ ÍÂÎËâ Ë 18-ÍÓÂÖÐ-6-à×ËÓÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í àÍÄË-
ÏÑÎâÓÐÑÌ ÔÏÇÔË ÆÄÖØ ËÊÑÏÇÓÐÞØ à×ËÓÑÄ, ÑÏÞÎÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÞØ
ÆÂÇÕ ÔÏÇÔß ÂÙÇÕÑÐËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒËÓÂÊÑÎÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ

166 Ë 167. ¿ÕÖ ÔÏÇÔß ÃÇÊ ÓÂÊÆÇÎÇÐËâ ÄÄÑÆËÎË Ä ®¬² Ô
ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË. ±ÓËÏÇÚÂÕÇÎßÐÑ, ÚÕÑ
ÆÑÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË µÅË Ô ÖÚÂÔ-
ÕËÇÏ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ 166 ÐÂÆ ÏÇÉÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÏË ÒÓÑÙÇÔÔÂÏË
Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ 167 ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ÄÞÆÇÎËÕß ÙÇÎÇÄÞÇ
6-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-4-ÑÍÔÑ-4,5,6,7-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎÑ[1,5-a]ÒËÓ-
ÂÊËÐÞ 164 ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ ËÊ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÞØ ÔÏÇÔÇÌ, ÐÇ ÒÓË-
ÃÇÅÂâ Í ÔÒÇÙËÂÎßÐÞÏ ÏÇÕÑÆÂÏ ÑÚËÔÕÍË.

¦ÜÇ ÑÆÐËÏ ÒÓËÏÇÓÑÏ ÖÔÒÇÛÐÑÌ ÓÇÂÎËÊÂÙËË ÓÇÂÍÙËË µÅË
Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ
Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÏÑÉÇÕ ÔÎÖÉËÕß ÔËÐÕÇÊ 3-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÏÇÕËÎ-
1-ÑÍÔÑ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÊËÐÑ[1,2-a]ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÑÄ 168
(ÔÏ.89, 90). ¸ÇÎÇÄÞÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ ÃÞÎË ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ ËÊ 1-ÂÙÇÕÑÐËÎ-1H-ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔ-
ÎÑÕÞ, ÒÇÓÄËÚÐÞØ ÂÏËÐÑÄ Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ.

°ÒËÔÂÐ 101 ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÌ ÒÓËÏÇÓ®¬², ÍÑÕÑÓÂâ ÒÓËÄÑÆËÕ
Í ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÏ ÔËÔÕÇÏÂÏ 169, ÄÍÎáÚÂáÜËÏ 3-ÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎ-1-ÑÍÔÑ-1,2,3,4,11,11a-ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑ-6H-ÒËÓÂÊËÐÑ[1,2-b ]-
ËÊÑØËÐÑÎËÐÑÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 169 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË
ËÊ 2-ÂÙÇÕÑÐËÎ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (170) Ô ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË. ¬ÂÍ
Ë Ä ÒÓËÄÇÆÇÐÐÞØ ÄÞÛÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÞØ ÔØÇÏÂØ, ÍÎáÚÇÄÑÌ
ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÌ ÓÇÂÅÇÐÕ 170 ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎß-
ÐÞÏË ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑËÊÑØËÐÑÎËÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (171) ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
ØÎÑÓÂÙÇÕÑÐÂ Ë ÜÇÎÑÚÐÞÏ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ.
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H
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R17NH2,

MeOH, 408C,
4 ± 8 Ú
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159 (45 ± 90%)
H
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O
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O N
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X=Me, Ph; Y = H, AcNH; Z =H, Me; R1 = Prn, 3-FC6H4,

4-ClC6H4CH2, cyclo-C6H11N(Me)CH2, 2-H4FuCH2

(H4Fu Ð ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ×ÖÓËÎ); R2 = cyclo-CnH2n71 (n= 6±8),

2,3-Me2-cyclo-C6H9.

R1 = cyclo-C3H5, 4-FC6H4CH2, 2-ClC6H4CH2, 2-Th(CH2)2;

R2 = cyclo-CnH2n71 (n= 5±7), R3 = H, R4 = 4-MeOC6H4(CH2)2;

R4 ±R5 = (CH2)2N(Ph)(CH2)2.
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H
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H
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N NH

O

OMeR1

2) 1 ± 2%-ÐÞÌ NaOH, H2O,
708C, 6 Ú (90 ë 95%)

1) AcCH2Cl,

K2CO3, 18-ÍÓÂÖÐ-6,
ÆËÑÍÔÂÐ, D, 5 Ú (60 ë 85%)

R27NH2,

MeOH, 408C, 5 Ú
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O
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O
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164 (45 ± 85%)
H

R1 = cyclo-C3H5, But, EtO2C, 4-MeOC6H4, 2-Fu, 2-Th;

R2 = 3(4)-MeOC6H4, 2-ClC6H4, 2-ThCH2;

R3 = cyclo-CnH2n71 (n= 6±8).

R1 = cyclo-C3H5, MeO(CH2)2, PrnS(CH2)3, 4-FC6H4,

3-ClC6H4CH2, 3-PyCH2; R2 = iso-C5H11, 4-ClC6H4CH2,

cyclo-CnH2n71 (n= 5±8).
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£ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÂØ ÂÎßÆÇÅËÆÐÂâ Ë ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÂâ
×ÖÐÍÙËË ÐÂØÑÆâÕÔâ Ä ÓÂÊÐÞØ ÙËÍÎÂØ ÍÑÐÆÇÐÔËÓÑÄÂÐÐÑÌ ÂÓÑ-
ÏÂÕËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÓÇÂÍÙËâ 3-×ÑÓÏËÎ-1H-
ËÐÆÑÎ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (172), ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÌ ËÊ ÏÇÕËÎÑ-
ÄÑÅÑ à×ËÓÂ ËÐÆÑÎ-4-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (173), Ô ÂÏËÐÂÏË Ë
ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ Í N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 3-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-5-
ÑÍÔÑ-1,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÓÑÎÑ[4,3,2-de]ËÊÑØËÐÑÎËÐÂÏ 174
(ÔÏ.40, 41, 102, 103).

¢ÑÎßÛËÇ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË Ä ÒÑÔÕÓÑÇÐËË ÂÊÂÅÇÕÇÓÑÂÐÐÇÎËÓÑ-
ÄÂÐÐÞØ ÔËÔÕÇÏ ÑÕÍÓÞÄÂÇÕ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃË×ÖÐÍ-
ÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕ A ëC. ¿ÕË ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËâ ÔÑÆÇÓÉÂÕ Ä ÔÄÑÇÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ ÅÇÕÇÓÑÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÌ
Ë ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÌ ÙËÍÎÞ Ä ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÍÑÏÃËÐÂÙËâØ (ÔÕÓÖÍ-
ÕÖÓÞ A, C) ËÎË ÆÄÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂ (ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ B).

¢Ë×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÓÇÂÅÇÐÕÞ ÕÂÍÑÅÑ ÕËÒÂ ÄÇÔßÏÂ ÖÆÑÃÐÞ ÆÎâ
ÄÄÇÆÇÐËâ Ä ®¬² ÃÎÂÅÑÆÂÓâ ÔÓÂÄÐËÕÇÎßÐÑÌ ÒÓÑÔÕÑÕÇ ËØ ÔËÐ-
ÕÇÊÂ, Â ÕÂÍÉÇ ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÕÇÒÇÐË ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËâ,
ÍÑÕÑÓÖá ÏÑÉÐÑ ÔÑÊÆÂÕß ÆÑ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ ÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÑÌ
ÓÇÂÍÙËË.

±ÓËÏÇÓÂÏË ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÔÑ ÔÕÓÖÍÕÖÓÑÌ
A ÏÑÅÖÕ ÔÎÖÉËÕß 2-(2-×ÑÓÏËÎÒËÓÓÑÎ-1-ËÎ)-5-ØÎÑÓ- (175) 91 Ë
2-(2-×ÑÓÏËÎÒËÓÓÑÎ-1-ËÎÏÇÕËÎ)ÃÇÐÊÑÌÐÂâ ÍËÔÎÑÕÞ (176).104

¬ËÔÎÑÕÖ 175 ÒÑÎÖÚÂáÕ ËÊ ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 2-ÂÏËÐÑ-5-ØÎÑÓ-
ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô 2,5-ÆË-
ÏÇÕÑÍÔËÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ×ÖÓÂÐÑÏ (143) Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ÑÃÓÂ-
ÊÖÇÕ 2-(ÒËÓÓÑÎ-1-ËÎ)-5-ØÎÑÓÃÇÐÊÑÌÐÖá ÍËÔÎÑÕÖ. ¥ÂÎÇÇ ÔÎÇ-

ÆÖáÕ ÔÕÂÆËË ×ÑÓÏËÎËÓÑÄÂÐËâ ÒÑ £ËÎßÔÏÇÌÇÓÖ Ë ÜÇÎÑÚÐÑÅÑ
ÅËÆÓÑÎËÊÂ (ÔØÇÏÂ 8).91

³ØÇÏÂ 8

¡ÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕÂ 176 ÃÞÎÂ ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ
ÒËÓÓÑÎ-2-ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆÂ ÏÇÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ 2-ÃÓÑÏÏÇÕËÎ-
ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÜÇÎÑÚÐÞÏ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ ÂÎßÆÇÅËÆÑà×ËÓÂ.103

ªÊÄÇÔÕÐÞ Ë ÆÓÖÅËÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÓÇÂÅÇÐÕÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÏÑÉÐÑ ÑÕÐÇÔÕË Í ÔÕÓÖÍÕÖÓÂÏ ÑÃÜÇÌ ×ÑÓÏÖÎÞ A. £ ËØ ÚËÔÎÑ
ÄØÑÆâÕ 2-(2-×ÑÓÏËÎÕËÑ×ÇÐ-3-ËÎ)- (177a), 2-(5-ÏÇÕËÎ-2-×ÇÐËÎ-
4-×ÑÓÏËÎ-2H-ÒËÓÂÊÑÎ-3-ËÎ)- (177b) Ë 2-(7-ÏÇÕËÎ-3-×ÑÓÏËÎ-
ØËÐÑÎËÐ-2-ËÎ)ÃÇÐÊÑÌÐÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ (177c), ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÒÑ ÓÇÂÍ-
ÙËË ³ÖÊÖÍË ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÅÂÎÑÅÇÐÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ë 2-ÍÂÓÃàÕÑÍÔË×ÇÐËÎÃÑÓÑÐÑ-
ÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ.105
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H
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Het = (a), (b), (c); Hal = Cl, Br.

S

N

N

Ph

Me

NMe

µÔÒÇØË ØËÏËË 79 (9) 2010 879



ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ 175 ë 177 Ä
®¬² Ô ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ÒÑÎÖÚËÕß ÙÇÎÞÌ
ÓâÆ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ Ô (ÅÇÕÇÓÑ)ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË ÙËÍÎÂÏË
ÍÂÓÃÂÏÑËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÎÂÍÕÂÏÑÄ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ
N-ÙËÍÎÑÅÇÒÕËÎ-5-ÃÇÐÊËÎ-4-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-6-ÑÍÔÑ-8-ØÎÑÓ-5,6-ÆË-
ÅËÆÓÑ-4H-ÃÇÐÊÑ[ f ]ÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a][1,4]ÆËÂÊÇÒËÐÞ 178,40, 41, 91

4-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-6-ÑÍÔÑ-4,5,6,11-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[ f ]ÒËÓÓÑÎÑ-
[1,2-a][1,4]ÆËÂÊÑÙËÐÞ 179,40, 41, 103 N-ÙËÍÎÑÒÇÐÕËÎ-4-ÍÂÓÃÂÏ-
ÑËÎ-5-(4-ÏÇÕÑÍÔËÃÇÐÊËÎ)-6-ÑÍÔÑ-5,6-ÆËÅËÆÓÑ-4H-ÕËÇÐÑ-[2,3-d ][2]-
ÃÇÐÊÂÊÇÒËÐ 180, N-ÙËÍÎÑÒÇÐÕËÎ-5-ÃÇÐÊËÎ-4-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-6-ÑÍÔÑ-
1-×ÇÐËÎ-1,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÊÑÎÑ[4,3-d][2]-ÃÇÐÊÂÊÇÒËÐ 181
Ë N-ÙËÍÎÑÒÇÐÕËÎ-7-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-6-(4-ÏÇÕÑÍÔËÃÇÐÊËÎ)-11-ÏÇÕËÎ-
5-ÑÍÔÑ-6,7-ÆËÅËÆÓÑ-5H-ØËÐÑ[3,2-d ][2]ÃÇÐÊÂÊÇÒËÐ 182
(ÔÏ.40, 41, 104). £ÔÇ ÒÓÑÙÇÔÔÞ ÒÓÑÕÇÍÂáÕ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÓË 508C,
ÄÓÇÏâ ÓÇÂÍÙËË ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ ÑÕ 24 ÆÑ 48 Ú.

±ÓËÏÇÓÂÏË ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÕËÒÂ £ ÏÑÅÖÕ
ÔÎÖÉËÕß 1-×ÇÐËÎ-5-(2-×ÑÓÏËÎÒËÓÓÑÎ-1-ËÎ)-1H-ÒËÓÂÊÑÎ-
(183) Ë 2-(2-×ÑÓÏËÎÒËÓÓÑÎ-1-ËÎ)-4,5,6,7-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b]-
ÕËÑ×ÇÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ ÍËÔÎÑÕÞ (184).40, 41, 91 ¥Îâ ÔËÐÕÇÊÂ ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÌ 183, 184 ÂÄÕÑÓÞ ËÔØÑÆËÎË ËÊ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ÏÇÕËÎ-3-ÂÏËÐÑÂÍÓËÎÂÕÂ.
±ÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÔÕß ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÎË ÒÑ ÂÐÂÎÑ-
ÅËË ÔÑ ÔØÇÏÑÌ 8. ³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÂâ ÏÇÕÑ-
ÆËÍÂ âÄÎâÇÕÔâ ÑÃÜÇÌ Ë ÏÑÉÇÕ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕßÔâ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ
ÛËÓÑÍÑÅÑ ÔÒÇÍÕÓÂ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ.

ªÊ ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕ 183, 184 Ô ÒÑÏÑÜßá ®¬² ÔËÐÕÇ-
ÊËÓÑÄÂÐÞ ÆÄÇ ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÞÇ ÃËÃÎËÑÕÇÍË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ì
1-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-2,3-ÆËÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a][1,4]ÆË-
ÂÊÇÒËÐÑÄ, ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒËÓÂÊÑÎßÐÞÏ (185) Ë 4,5,6,7-ÕÇÕ-
ÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[b]ÕËÑ×ÇÐÑÄÞÏ ÙËÍÎÂÏË (186).40, 41, 91

±ÑÏËÏÑ (ÅÇÕ)ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕ Ä ÓÇÂÍÙËá
µÅË ÄÄÑÆËÎË Ë ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÓÇÂÅÇÐÕÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
ÐÂÓâÆÖ Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏ ÍÑÎßÙÑÏ ÒÑÎÐÑÔÕßá ÐÂÔÞÜÇÐÐÞÌ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎ, ÐÂÒÓËÏÇÓ (S)-1-(4-ÐËÕÓÑ-2-×ÑÓÏËÎ×ÇÐËÎ)ÒËÓ-
ÓÑÎËÆËÐ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ (187), ÒÑÎÖÚÇÐÐÖá ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ L-ÒÓÑÎËÐÂ Ô 5-ÐËÕÓÑ-2-×ÕÑÓÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ
(ÔÏ.100, 106, 107).

±ÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ®¬² ÔÑÇÆËÐÇÐËâ (S)-187 Ô
ÃÇÐÊËÎÂÏËÐÂÏË 188 Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÏÇÔË ÆËÂ-
ÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞØ 6-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-8-ÐËÕÓÑ-4-ÑÍÔÑ-2,3,3a,4,5,6-ÅÇÍ-
ÔÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓÓÑÎÑ[1,2-a][1,4]ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÑÄ 189, ÍÑÕÑ-
ÓÖá ÓÂÊÆÇÎâÎË Ô ÒÑÏÑÜßá ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË ÐÂ ÔËÎËÍÂÅÇÎÇ.
³ÕÓÑÇÐËÇ ÍÂÉÆÑÅÑ ËÊ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÃÞÎÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ
ÏÇÕÑÆÑÏ ²³¡. ²ÇÂÍÙËâ ØÂÓÂÍÕÇÓËÊÑÄÂÎÂÔß ÐÇÄÞÔÑÍÑÌ ÔÕÇ-
ÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá ì ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ
(3aS,6S) : (3aS,6R) ÔÑÔÕÂÄÎâÎÑ ÑÕ 1 : 1.4 ÆÑ 1 : 2.2. °ÍÂÊÂÎÑÔß,
ÚÕÑ ÄÄÇÆÇÐËÇ Ä ÓÇÂÍÙËá ØËÓÂÎßÐÞØ (S)- Ë (R)-a-ÏÇÕËÎÃÇÐÊËÎ-
ÂÏËÐÑÄ 188 ÐÇ ÑÍÂÊÞÄÂÇÕ ÊÂÏÇÕÐÑÅÑ ÄÎËâÐËâ ÐÂ ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ
ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ.

±ÓÇÆÎÑÉÇÐ 87 ÖÆÑÃÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÅÇÕÇÓÑÂÐÐÇÎËÓÑ-
ÄÂÐÐÞØ 3-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-5-ÑÍÔÑ-1,4-ÑÍÔÂÊÇÒËÐÑÄ 190a ë c. £ ÍÂÚÇ-
ÔÕÄÇ ÍÎáÚÇÄÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÃÞÎË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ
ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ 191a ë c, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ à×ËÓÑÄ
ÅËÆÓÑÍÔËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÅÇÕÂÓËÎÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 192a ë c

N
N

O

Cl R

HN

O

178 (R = H, Me)

N

N

O

R1

O

HN

R2

179 (R1 = Ar, PhCH(Me),
XC6H4CH2;
R2 = Bui, 4-MeC6H4)

O

HN

OMe

O

S

N

180

O

HN

O

N

N

N

Me

181

O

HN

O

N

N

OMe

Me

182

MeOH, 408C, 4 ± 8 Ú

R17NH2, R27NC

183

N

N

N

Ph

CHO

CO2H

N

N
R1

O

N

N

Ph

O

HN
R2

185 (60 ± 78%)

R1 =MeO(CH2)n (n= 2, 3), O(CH2CH2)2N(CH2)2, 4-ClC6H4,

2-ClC6H4CH2, 2-FuCH2 Ë ÆÓ.; R2 = cyclo-CmH2m71 (m= 6, 7).

184

S

N
CHO

CO2H
MeOH, 408C, 4 ± 8 Ú

R17NH2, R27NC

N

N
R1

O

S O

HN
R2

186 (67 ± 85%)

Pri2EtN, MeCN

208C, 2 Ú

CO2H

NO2

CHO

N

(S)-187 (80%)

N
CO2H

H

+

F

CHO

NO2

3

6

3

6

R1 = H, (S)-Me, (R)-Me; R2 = H, OMe; R3 = Bun, But.

N
N

R1

R2

O

HN

O

O2N R3

(3aS,6S)-189

+

N
N

R1

R2

O

HN

O

O2N R3

(3aS,6R)-189

R2

H2N R1

188

+ CN R3
187, MeOH

208C, 12 Ú

880 ¡.£.ªÄÂÜÇÐÍÑ, Á.¡.ªÄÂÐÇÐÍÑÄ, £.®.¬ËÔËÎß, ®.À.¬ÓÂÔÂÄËÐ, ¡.±.ªÎßËÐ



ØÎÑÓÂÙÇÕÑÐÑÏ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÅËÆÓÑÎËÊÑÏ Ä ÜÇÎÑÚÐÑÌ
ÔÓÇÆÇ. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ µ-3¬² ËÊ ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ 191a ë c ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐËâ ÑÍÔÂÊÇÒËÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ ÃÇÐÊÑ×ÖÓÂ-
ÐÑÄÞÏ (a), ÕËÑ×ÇÐÑÄÞÏ (b) Ë ÕËÂÊÑÎßÐÞÏ (c) ÙËÍÎÂÏË.

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÔÑÃÑ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ àÕÂ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓËÏÇÐËÏÂ Í
ÛËÓÑÍÑÏÖ ÍÓÖÅÖ ÙËÍÎÑÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ Ë ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÒÇÓ-
ÄËÚÐÞØ ÂÏËÐÑÄ ÃÇÊ ÍÂÍËØ-ÎËÃÑ ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÞØ ÑÅÓÂÐËÚÇÐËÌ, Â
ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÂâ ÔØÇÏÂ ÐÑÔËÕ ÑÃÜËÌ ØÂÓÂÍÕÇÓ Ë Ô ÖÔÒÇØÑÏ
ÏÑÉÇÕ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕßÔâ ÍÂÍ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÔÂÏÞØ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊ-
ÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ô ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÑÏ 3-(ÂÙÇÕÑÐËÎÑÍÔË)ÂÍÓËÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ, ÕÂÍ Ë ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ®¬².100

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ Ä ÓÂÃÑÕÇ 108 ÆÎâ
ÔËÐÕÇÊÂ ÅÇÕÇÓÑÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ 2-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-5-ÑÍÔÑ[1,4]ÕË-
ÂÊÇÒËÐÑÄ 193. ªØ ÔËÐÕÇÊ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ 3-(ÂÙÇÕÑÐËÎ-
ÔÖÎß×ÂÐËÎ)ÂÍÓËÎÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 194, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ
ÅÇÕÇÓÑÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ. ¬ÇÕÑÍËÔÎÑÕÞ 194 ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ ÃÓÑÏÂÙÇÕÑÐÂÏË
ÎÇÅÍÑÆÑÔÕÖÒÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ 2-ÔÖÎß×ÂÐËÎÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ
ÍËÔÎÑÕ 195.

±ÓËÏÇÓÑÏ ÖÔÒÇÛÐÑÌ ÓÇÂÎËÊÂÙËË ÕÂÍÑÅÑ ÒÑÆØÑÆÂ ÏÑÉÇÕ
ÔÎÖÉËÕß ÔËÐÕÇÊ ÕËÂÊÇÒËÐÑ[6,7-b ]ËÐÆÑÎÑÄ 193Â ÓÇÂÍÙËÇÌ
3-ÏÇÓÍÂÒÕÑËÐÆÑÎ-2-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÃÇÐ-
ÊËÎÂÏËÐÂÏË Ë ÙËÍÎÑÒÇÐÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ (ÄÞØÑÆÞ 64 ë 75%).

£ àÕÑÌ ÉÇ ÓÂÃÑÕÇ 108 ÃÞÎ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÐÞÌ
ÄÂÓËÂÐÕ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐËâ ÕËÂÊÇÒËÐÑÄÑÅÑ âÆÓÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂÏË,
ÑÔÐÑÄÂÐÐÞÌ ÐÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË (2-×ÑÓÏËÎÅÇÕÂÓËÎ)ÕËÑÖÍÔÖÔ-
ÐÞØ ÍËÔÎÑÕ 196a ë d. ¥Îâ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ËÔØÑÆÐÞØ ØÎÑÓÍÂÓÃ-
ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ 197a ë d Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕÞ
ÃÞÎË ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÆÄÂ ÏÇÕÑÆÂ ì A Ë B. °ÕÏÇÚÇÐÑ, ÚÕÑ Ä
ÔÎÖÚÂÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 197c,d à××ÇÍÕËÄÐÇÌ ÑÍÂÊÂÎÔâ ÏÇÕÑÆ B, ÕÂÍ
ÍÂÍ ÑÐ ÒÓËÄÑÆËÎ Í ÒÓÑÆÖÍÕÂÏ ÔÑ ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÃÑÎßÛËÏ
ÄÞØÑÆÑÏ.

®ÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕ 196a ë d Ô
ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÓËÄÑÆËÕ
Í 5-ÍÂÓÃÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-1,4-ÕËÂÊÇÒËÐÂÏ 198 ë 201, ÄÞØÑÆÞ ÍÑÕÑ-
ÓÞØ ÊÂÄËÔâÕ ÑÕ ÒÑÓâÆÍÂ ÄÄÇÆÇÐËâ Ä ÓÇÂÍÙËá ËÔØÑÆÐÞØ ÍÑÏ-
ÒÑÐÇÐÕÑÄ. ¯ÂËÎÖÚÛËÇ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ÃÞÎË ÆÑÔÕËÅÐÖÕÞ, ÍÑÅÆÂ
àÍÄËÏÑÎâÓÐÞÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ 196
Ë ÒÇÓÄËÚÐÑÅÑ ÂÏËÐÂ Ä ÒÑÆØÑÆâÜÇÏ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇ ÄÞÆÇÓÉË-
ÄÂÎË 10 ë 60 ÏËÐ (ÆÑ ÒÑÎÐÑÌ ÍÑÐÄÇÓÔËË ËÔØÑÆÐÑÌ ÂÎßÆÇÅËÆÑ-
ÍËÔÎÑÕÞ), ÒÑÔÎÇ ÚÇÅÑ ÆÑÃÂÄÎâÎË àÍÄËÏÑÎâÓÐÑÇ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ
ËÊÑÙËÂÐËÆÂ Ë ÒÑÎÖÚÇÐÐÖá ÔÏÇÔß ÐÂÅÓÇÄÂÎË Ä ÕÇÚÇÐËÇ 1 ë 24 Ú.
°ÍÂÊÂÎÑÔß, ÚÕÑ ÆÂÐÐÞÌ ÒÓÑÙÇÔÔ ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÐÇ ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ
ÒÓËÓÑÆÞ ÂÏËÐÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ, Ë Ä àÕÖ ÓÇÂÍÙËá ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß
ÄÄÇÆÇÐÞ ÙËÍÎÑÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÇ, ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ, ÎËÐÇÌÐÞÇ Ë
ÓÂÊÄÇÕÄÎÇÐÐÞÇ ÒÇÓÄËÚÐÞÇ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÇ ÂÏËÐÞ. ±ÓËÏÇÚÂ-

OH

O

OMe
Het

1) AcCH2Cl,

K2CO3, 18-ÍÓÂÖÐ-6,
MeCN ËÎË NaH,
DMF, 2 ± 10 Ú

2) 5%-ÐÞÌ NaOH,
EtOH, H2O

O

O

OMe

O

OMe

Het

192a ± c 191a ± c (36 ± 45%)

R27NC

MeOH,
508C, 3 ± 8 Ú

R17NH2,

Het

N

O
O

N

R2

Me

R1
O

H

190a ± c

(c, 52 ± 55%);N

SPh

R1 =MeO(CH2)2, 4-MeC6H4CH2, 3-FC6H4CH2, Ph(CH2)2;

R2 = 2-MeOC6H4CH2, cyclo-CnH2n71 (n= 5, 6, 8).

Het = (a, 13 ± 66%), (b, 89 ± 94%),
O SPh

SH

OH

O
Het

AcCH2Br,

10%-ÐÞÌ Na2CO3, H2O

208C, 1 Ú

S

O

OH

Me

O

Het

195

R27NC

MeOH,
208C, 2 ± 3 Ú

R17NH2,

194

Het

N

S

Me

R1
O

O

HN
R2

193

R=XnC6H57nCH2 (Xn =H, 4-Me, 4-Cl, 4-F, 3,4-CH2OCH2).

N

S
Me

R

N

NO
H

H 193a
O

®ÇÕÑÆ A: 1-â ÔÕÂÆËâ ì HSCH2CO2Me, DMF, K2CO3, 358C, 3 Ú;

2-â ÔÕÂÆËâ ì KOH, EtOH, 308C, 1.5 Ú (ÄÞØÑÆÞ 33 ë 48%);

ÏÇÕÑÆ BÐNaSCH2CO2Na, MeOH, D, 4 Ú (ÄÞØÑÆÞ 45 ë 70%).

Het = (a), (b), (c), (d);
N N

Me

Me

Me

N

Me

N
N

Ph

ÏÇÕÑÆ A

(1-â ÔÕÂÆËâ)

196a ± d

ÏÇÕÑÆ B

Cl

O
Het

197a ± d

S

O

OMe

O

Het

(38 ± 56%)

(2-â ÔÕÂÆËâ)

S

O

OH

O

Het

196a

1) R1 NH2,

MeOH, 208C, 10 ÏËÐ

2) R2 NC,

MeOH, 508C, 2 ± 3 Ú

N S

N

Me

O

R1

NH

O

R2

198 (61 ± 89%)

µÔÒÇØË ØËÏËË 79 (9) 2010 881



ÕÇÎßÐÑ, ÚÕÑ ÆÂÉÇ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ ÂÏËÐÞ Ô àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒ-
ÕÑÓÐÞÏË ÅÓÖÒÒÂÏË, ÕÂÍËÇ ÍÂÍ 3-CF3C6H4NH2, ÎÇÅÍÑ ÄÔÕÖ-
ÒÂáÕ Ä àÕÖ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá, ØÑÕâ Ë ÓÇÂÅËÓÖáÕ ÏÇÆÎÇÐÐÇÇ ÒÑ

ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÃÑÎÇÇ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞÏË ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÏË ÂÏË-
ÐÂÏË.

¯ÇÆÂÄÐÑ ÃÞÎÂ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÂ 109 ÐÑÄÂâ ®¬² Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ
ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕÞ, ÂÏËÐÑÄ Ë ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÂ, ÒÓÑÕÇ-
ÍÂáÜÂâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍËÔÎÑÕ ­ßáËÔÂ. ±Ñ ÆÂÐÐÞÏ £¿¨·, Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ËÊ (2-×ÑÓÏËÎ×ÇÐÑÍÔË)ÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (125) ÐÂÓâÆÖ Ô ÑÉËÆÂÇÏÞÏË N-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-5-ÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[ f ][1,4]ÑÍÔÂÊÇÒËÐÂÏË
202 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 203 ë 205. ¦ÔÎË ÉÇ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß
2 àÍÄ. ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÂ, ÕÑ ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÏ ÒÓÑÆÖÍÕÑÏ
ÑÍÂÊÞÄÂáÕÔâ ÃÇÐÊÑ[ f ][1,4]ÑÍÔÂÊÇÒËÐÞ 205 (ÔØÇÏÂ 9).

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ®¬² ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕÞ 187 Ô
4-ÏÇÕÑÍÔËÃÇÐÊËÎÂÏËÐÑÏ Ë ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ Ä ÒÓË-
ÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËÏÇÕËÎØÎÑÓÔËÎÂÐÂ. ¯ÂÓâÆÖ Ô ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÂÏË
189 (R1=H, R2=OMe, R3=But) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÆËÂÊÇÒËÐÞ
206. ±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ë ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ 187 : 4-ÏÇÕÑÍÔËÃÇÐ-
ÊËÎÂÏËÐ :ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆ :Me3SiCl=1 : 1 : 2 : 1 ÒÓÇÑÃ-
ÎÂÆÂáÕ ÒÓÑÆÖÍÕÞ 206 (ÄÞØÑÆ 36%ÒÓÑÕËÄ 9%ÆÎâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
189).40, 41, 109

£ ÓÂÃÑÕÇ 109 ÃÞÎÑ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË
ÂÎßÆÇÅËÆÑÍËÔÎÑÕÞ 120, 122 ËÎË 125 Ô ÃÇÐÊËÎÂÏËÐÑÏ Ë ÕÓÇÕ-
ÃÖÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Me3SiCl (ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ
ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ 1 : 1 : 2 : 1) Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂ-
ÕÖÓÇ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÑ ÓÂÊÎËÚÐÞÏ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËâÏ. ´ÂÍ, Ä
ÔÎÖÚÂÇ 2-×ÑÓÏËÎÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (120) ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÏ ÒÓÑ-
ÆÖÍÕÑÏ ÓÇÂÍÙËË âÄÎâÇÕÔâ N-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-2-ÃÇÐÊËÎ-1-ÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-2,3-ÆËÅËÆÓÑ-1H-ËÊÑËÐÆÑÎ (121, R1=Bn, R2=
But, R3=H), Ä ÔÎÖÚÂÇ 8-×ÑÓÏËÎÐÂ×ÕÂÎËÐ-1-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (122) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ N-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-2-ÃÇÐÊËÎ-1-ÍÂÓÃ-
ÂÏÑËÎ-3-ÑÍÔÑ-2,3-ÆËÅËÆÓÑ-1H-ÃÇÐÊÑ[de]ËÊÑØËÐÑÎËÐ (207) Ë
[2-ÃÇÐÊËÎ-3-ÑÍÔÑ-2,3-ÆËÅËÆÓÑ-ÃÇÐÊÑ[de]ËÊÑØËÐÑÎËÐ-(1E)-ËÎË-
ÆÇÐ]-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÂÏËÐÑÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎ (208), Â Ä ÔÎÖÚÂÇ (2-×ÑÓ-
ÏËÎ×ÇÐÑÍÔË)ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (125) ì [4-ÃÇÐÊËÎ-3-ÑÍÔÑ-3,4-
ÆËÅËÆÓÑ-2H-ÃÇÐÊÑ[ f ][1,4]ÑÍÔÂÊÇÒËÐ-(5Z)-ËÎËÆÇÐ]-ÕÓÇÕ-ÃÖ-
ÕËÎÂÏËÐÑÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎ (205) (R=Bn). £ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ
ÒÓÑÆÑÎÉÂáÕÔâ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÏÇØÂÐËÊÏÂ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË, Â
ÕÂÍÉÇ ÄÑÊÏÑÉÐÞØ ÑÃÎÂÔÕÇÌ ÇÇ ÒÓËÏÇÐÇÐËâ.

R1 = cyclo-C6H11, 4-F3CC6H4, 4-MeOC6H4CH2, 3,4-(O(CH2)2O)C6H3;

R2 = iso-C5H11, cyclo-C7H13, Bn, EtO2CCH2.

196b

1) R1 NH2,

MeOH, DMSO, THF,
208C, 60 ÏËÐ

2) R2 NC,

MeOH, DMSO, THF,
608C, 24 Ú

199 (60 ± 68%)

S

N

O

R1

NH
O

R2

N

Me

196c

1) R1 NH2,

MeOH, 208C, 10 ÏËÐ

2) R2 NC,

MeOH, 508C, 2 ± 3 Ú

200 (62 ± 70%)

N
N

S

N

Ph

O

R1

NH

O

R2

Me

196d

1) R1 NH2,

MeOH, 208C, 10 ÏËÐ

2) R2 NC,

MeOH, D, 12 Ú

201 (56 ± 70%)

N

S

N

O

R1

NHO

R2

Me

N
N

O

N

HN

But

OMe

O2N

(E)-206

++

N
N

O

NHBut

OMe

O2N N

(Z)-206

187 189 (R1=H, R2=OMe, R3=But) +
4-MeOC6H4CH2NH2, ButNC

Me3SiCl, CHCl3, 258C, 12 Ú

NO

Bn O

NHBut

207

NO

Bn

NHBut

N

208

OHO2C

OHC

+
R NH2

But NC

125

N

O
O

R

O NHBut

202

N

O

R

N

But

N

But

O

OH

203

N

O

R

N
N

But

O

N

O

R

N
N

But

O

H

204 205
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IV. £ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÇ
ÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ
Ë ÆËÂÊÂÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ

1. ²ÇÂÍÙËË aa-ÂÏËÐÑÂÊÂÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ

´ÓË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÔÍËÇ ÅÓÖÒÒÞ ì ÒÑÆ ÓÖÍÑÄÑÆÔÕÄÑÏ ¢ÎàÍ-
ÃÇÓÐÂ 110, 111 Ë ¤ÓÇÃÍÇ 112 ÑÆÐÑÄÓÇÏÇÐÐÑ Ë, ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÒÑÊÉÇ,
¢ËÇÐÂÏÇ 113 ì ÐÇÊÂÄËÔËÏÑ ÆÓÖÅ ÑÕ ÆÓÖÅÂ ÑÒËÔÂÎË ÐÑÄÞÌ
ÄÂÓËÂÐÕ ®¬² a-ÂÏËÐÑÂÊÂÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ, ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ë ËÊÑ-
ÙËÂÐËÆÑÄ, ÒÓËÄÑÆâÜÇÌ Í ÂÏËÐÑËÏËÆÂÊÑÎÂÏ, ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐ-
ÐÞÏ ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÂÊÂÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂÏË. ¿ÕÑÕ ÒÓÑÙÇÔÔ, ÐÂÊÞ-
ÄÂÇÏÞÌ ÓÇÂÍÙËÇÌ ¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ (ÔØÇÏÂ 10),
ÕÓÇÃÖÇÕ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ Ë ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍËÔÎÑÕ ­ßáËÔÂ, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË ÕÓË×ÎÂÕÑÄ ÓÇÆÍÑ-
ÊÇÏÇÎßÐÞØ ÏÇÕÂÎÎÑÄ,110, 111 ËÎË ÒÓÑÕÑÐÐÞØ ÍËÔÎÑÕ ì ØÎÑÓ-
ÐÑÌ 113 ÎËÃÑ ÖÍÔÖÔÐÑÌ.112
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²ÇÂÍÙËâ ÒÓËÏÇÐËÏÂ Í ÛËÓÑÍÑÏÖ ÍÓÖÅÖ 2-ÂÏËÐÑÂÊËÐÑÄ Ë
2-ÂÏËÐÑÂÊÑÎÑÄ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÂ ÑÃÞÚÐÑ âÄÎâÇÕÔâ
ÒÇÓÄÞÏ ËÊ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖáÜËØ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÞØ ÙÇÐÕÓÑÄ, Â
ÂÕÑÏ ÂÊÑÕÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ âÆÓÂ ËÅÓÂÇÕ ÓÑÎß ÐÖÍÎÇÑ-
×ËÎÂ, äÒÇÓÇØÄÂÕÞÄÂáÜÇÅÑã ÐËÕÓËÎËÇÄÞÌ ÍÂÕËÑÐ (Õ.Ç. ÄÞÔÕÖ-
ÒÂÇÕ Ä ÓÑÎË ÍÂÓÃÑÍÔËÎÂÕ-ÂÐËÑÐÂ Ä ÕÇÓÏËÐÂØ ÏÇØÂÐËÊÏÂ
ÍÎÂÔÔËÚÇÔÍÑÌ ÓÇÂÍÙËË µÅË). ´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, àÕÑÕ ÒÓÑÙÇÔÔ
ÏÑÉÐÑ ÍÎÂÔÔË×ËÙËÓÑÄÂÕß ÍÂÍ ÚÇÕÞÓÇØÙÇÐÕÓÑÄÖá ÕÓÇØÍÑÏ-
ÒÑÐÇÐÕÐÖá ÓÇÂÍÙËá (4¸-3¬²), Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÌ ×ÑÓ-
ÏËÓÖÇÕÔâ ÐÑÄÞÌ ËÏËÆÂÊÑÎßÐÞÌ ÙËÍÎ. ¯ËÉÇ ÒÓËÄÇÆÇÐÞ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 209 ë 211, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÇ Ô ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÆÂÐÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË.110 ë 113

¯ÇÍÑÕÑÓÑÇ ÄÓÇÏâ ÔÚËÕÂÎË, ÚÕÑ àÕÂ ÓÇÂÍÙËâ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍ-
ÕËÄÐÂ, ÐÑ ÒÑÊÉÇ ÐÂÖÚÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ ÒÑÆ ÓÖÍÑÄÑÆÔÕÄÑÏ ¢ÓàÆÎË
ÑÃÐÂÓÖÉËÎÂ,114 ÚÕÑ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ 2-ÂÏËÐÑ-
ÒËÓËÏËÆËÐÂ (212) Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ ÐÇ ÕÑÎßÍÑ 3-ÂÏËÐÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÏËÆËÐÞ 213, ÐÑ

Ë 2-ÓÇÅËÑËÊÑÏÇÓÞ 214. ¢ÞÎÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË
ÑÕ ÖÔÎÑÄËÌ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ ÓÇÂÍÙËË, ÒÓËÓÑÆÞ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ë ËÔ-
ÒÑÎßÊÖÇÏÑÅÑ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ (0.05 àÍÄ. Sc(OTf)3 Ä
ÔÏÇÔË MeOHëCH2Cl2 (1 : 4), ËÎË 2 àÍÄ. ÎÇÆâÐÑÌ AcOH Ä
MeOH, ËÎË 1 àÍÄ. HClO4 Ä MeOH) ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÍÑÐÇÚÐÞØ
ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ËÊÏÇÐâÇÕÔâ.

¡ÄÕÑÓÞ ÑÃÝâÔÐËÎË ÕÂÍÑÌ ÓÇÊÖÎßÕÂÕ ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÞÏ ÒÓÇ-
ÄÓÂÜÇÐËÇÏ ËÔØÑÆÐÑÅÑ 2-ÂÏËÐÑÒËÓËÏËÆËÐÂ (212) Ä 2-ËÏËÐÑ-
1,2-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆËÐ (215). £ àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÂÎßÆÇÅËÆ ÓÇÂÅË-
ÓÖÇÕ Ë ÒÑ àÍÊÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 212, Ë ÒÑ
àÐÆÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÏÖ ÂÕÑÏÖ ÂÊÑÕÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 215 Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇÏ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ 216 Ë 217 ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ. ¥ÂÎßÐÇÌÛËÇ
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ Ô ËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ Ë ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ
ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÒÓÑÆÖÍÕÂÏ 213 Ë 214 (ÔØÇÏÂ 11).
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±ÓÑÃÎÇÏÂ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ 3-ÂÏËÐÑËÊÑÏÇÓÑÄ
ÃÞÎÂ ÖÔÒÇÛÐÑ ÓÇÛÇÐÂ Ä ÓÂÃÑÕÇ 115. ¢ÞÎÑ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÒÓÑ-
ÄÇÆÇÐËÇ àÕÑÌ ®¬² Ä ÆÄÂ àÕÂÒÂ ì ÔÐÂÚÂÎÂ ÔÏÇÔß 2-ÂÏËÐÑ-
ÒËÓËÏËÆËÐÂ (212) Ë ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÂÎßÆÇÅËÆÂ (ArCHO)
ÐÂÅÓÇÄÂáÕ 30 ÏËÐ Ä ÕÑÎÖÑÎÇ ÒÓË 508C, Â ÊÂÕÇÏ ÆÑÃÂÄÎâáÕ
ËÊÑÙËÂÐËÆ (RNC) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØÎÑÓËÆÂ ÂÏÏÑÐËâ (ÕÑÎÖÑÎ,
258C,) ì ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚËÕß Ô ÖÆÑÄÎÇÕÄÑÓËÕÇÎßÐÞÏ ÄÞØÑ-

+

+

+

N

N

H

H

R1

C7

N+

R2

N

N

H

H

R1

N

R2

NH

N

N
R2

H

R1

N

NH2 +

H R1

O

ÍËÔÎÑÕÂ ­ßáËÔÂ

CN7R2,

ËÎË H+ N

N

NH
R2

R1

(X, Y = CH, N) (Y = CH: X= S, O, NH;
Y = N, X= S)

X

Y

N

N

NHR2

R1

209 210

N

N

Y

Ph

ButHN

X

211

N

N

N

Ph

ButHN
H

R1 = Ph, 4-MeO2CC6H4, 2-Th, Ph(CH2)2; R2 = But, ButCH2CMe2.

N

N

N

R1

NHR2

213

+

N

N

N

NHR2

R1

214

N

N NH2

212

R1CHO

R2NCNH

N NH

215

212
R1 CHO

N

N N

H

R1

C7

N+

R2

216

N

N N

H

R1

H

N+

R2

N

N

N

N

H
R1

R2

213

+

N

N NH

R1H

N
R2

N

N

N

N
R2

H

R1
214

+215
R1 CHO

N

N NH

H

R1217

N+

R2

C7
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ÆÑÏ ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ 3-ÂÏËÐÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÏËÆËÐÞ
218a ë c. £ÓÇÏâ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ ÓÇÂÍÙËË ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 30 Ú.

³ ÆÓÖÅÑÌ ÔÕÑÓÑÐÞ, ÑÃÓÂÜÂÇÕ ÐÂ ÔÇÃâ ÄÐËÏÂÐËÇ ÕÑÕ ×ÂÍÕ,
ÚÕÑ ËÊÑÏÇÓÞ 213 Ë 214 ÑÕÐÑÔâÕÔâ ÆÓÖÅ Í ÆÓÖÅÖ ÍÂÍ ÒÓÑÆÖÍÕÞ
ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË¥ËÏÓÑÕÂ. £ÇÓÑâÕÐÑ, ËÏÇÐÐÑ àÕÑ ÒÑÔÎÖÉËÎÑ
ÂÄÕÑÓÂÏ ÓÂÃÑÕÞ 116 ÒÑÆÔÍÂÊÍÑÌ Ä ËÊâÜÐÑÏ ÓÇÛÇÐËË ÒÓÑ-
ÃÎÇÏÞ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ 2-ÂÏËÐÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]-
ÒËÓËÏËÆËÐÑÄ ÕËÒÂ 214. £ ÍÑÐÕÓÑÎßÐÞØ ÑÒÞÕÂØ ËÏË ÃÞÎÑ
ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ 3-ÂÏËÐÑËÊÑÏÇÓÞ 213, ÓÇÅËÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÐÞÇ Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄËË ÔÏÇÕÑÆËÍÑÌ ËÊ ÓÂÃÑÕÞ 115, ÄÜÇÎÑÚÐÞØ
ÔÓÇÆÂØ ÔÒÑÔÑÃÐÞ ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÕß ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËá Ä 2-ÂÏËÐÑËÊÑ-
ÏÇÓÞ 214. ¬ÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÑ ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÊÂ 3 ë 4 Ú
ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ Ä 5%-ÐÑÏ ÄÑÆÐÑ-ÏÇÕÂÐÑÎßÐÑÏ
(1 : 4) ÓÂÔÕÄÑÓÇ NaOH. ¯Â ÑÔÐÑÄÂÐËË àÕÑÅÑ ÐÂÃÎáÆÇÐËâ
ÂÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÎÑÉËÎË ÖÆÑÃÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÓÇÅËÑËÊÑÏÇÓÑÄ
214. ±ÇÓÄÂâ ÔÕÂÆËâ ì ®¬² Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ 2-ÂÏËÐÑÒËÓËÏËÆËÐÂ
(212) ì ÒÓÑØÑÆËÎÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Sc(OTf)3 ÐÇÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ, ÐÑ Ô
ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÍÑÓÑÔÕßá Ë ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÔÏÇÔÇÌ ËÊÑÏÇÓ-
ÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 213 Ë 214, ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÄÂÓßËÓÑÄÂÎÑ
Ä ÛËÓÑÍËØ ÒÓÇÆÇÎÂØ ì ÑÕ 95 : 5 ÆÑ 1 : 1. ¥ÂÎÇÇ àÕË ÔÏÇÔË
ÒÑÆÄÇÓÅÂÎËÜÇÎÑÚÐÑÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ Ä ÖÍÂÊÂÐÐÞØ ÄÞÛÇ ÖÔÎÑÄËâØ,
Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÌ 3-ÂÏËÐÑËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÏËÆËÐ 213
ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÑ ÓÇÙËÍÎËÊÑÄÂÎÔâ Ä 2-ËÊÑÏÇÓ 214 (ÔØÇÏÂ 12).

±ÓÇÆÎÑÉÇÐÐÞÌ ÂÄÕÑÓÂÏË ÏÇØÂÐËÊÏ ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËË ÑÔÐÑ-
ÄÂÐ ÐÂ ËÊÄÇÔÕÐÑÏ ÏÇØÂÐËÊÏÇ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ¥ËÏÓÑÕÂ.
±ÑÔÎÇÆÐââ, âÄÎââÔß Ä ÙÇÎÑÏ ÑÃÓÂÕËÏÞÏ ÒÓÑÙÇÔÔÑÏ, ÒÓÑËÔ-
ØÑÆËÕ Ä ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËË ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÕÇÓÏÑÆËÐÂÏËÚÇÔÍË ÃÑÎÇÇ
ÖÔÕÑÌÚËÄÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ, Ä ÆÂÐÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ì 2-ÂÏËÐÑËÊÑÏÇÓÑÄ
214. £ÇÓÑâÕÐÑ, ÒÑ àÕÑÌ ÒÓËÚËÐÇ Ä ÆÄÖØ ÔÎÖÚÂâØ ÒÑÎÐÂâ ÍÑÐ-
ÄÇÓÔËâ ÕÂÍ Ë ÐÇ ÃÞÎÂ ÆÑÔÕËÅÐÖÕÂ. ®ÑÉÐÑ ÔÆÇÎÂÕß ÒÓÇÆÒÑÎÑ-
ÉÇÐËÇ, ÚÕÑ ËÏÇÐÐÑ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ¥ËÏÓÑÕÂ, ÍÑÕÑÓÂâ ÕÂÍÉÇ
ÏÑÉÇÕ ÍÂÕÂÎËÊËÓÑÄÂÕßÔâ ÍËÔÎÑÕÂÏË, Â ÐÇ ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËÇ
ÂÊÑÏÇÕËÐÑÄÞØ ÔÑÎÇÌ ÒÑ àÐÆÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÏÖ ÂÕÑÏÖ ÂÊÑÕÂ
(ÔÏ. ÔØÇÏÖ 11) âÄÎâÇÕÔâ ËÔÕÑÚÐËÍÑÏ 2-ÂÏËÐÑËÊÑÏÇÓÑÄ 214 Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ®¬² 2-ÂÏËÐÑÒËÓËÏËÆËÐÂ (212). ±Ñ ÍÓÂÌÐÇÌÏÇÓÇ,
ÐÂÏ ÐÇ ÖÆÂÎÑÔß ÐÂÌÕË ÆÑÔÕÑÄÇÓÐÞØ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÐÞØ ÆÂÐÐÞØ ÑÃ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËË Ä ÓÇÂÍÙËË ¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ ËÊÑ-

ÏÇÓÐÞØ ÂÏËÐÑËÏËÆÂÊÑÎÑÄ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÆÓÖÅËØ 2-ÂÏË-
ÐÑÂÊËÐÑÄ Ë 2-ÂÏËÐÑÂÊÑÎÑÄ, Õ.Ç. ÒÓÑÃÎÇÏÂ ÐËÊÍÑÌ ÓÇÅËÑ-
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕË ÄÑÊÐËÍÂÇÕ ÕÑÎßÍÑ Ä ÔÎÖÚÂÇ 2-ÂÏËÐÑÒËÓËÏËÆË-
ÐÑÄ, ÐÂËÃÑÎÇÇ ÔÍÎÑÐÐÞØ Í ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÇ ¥ËÏÓÑÕÂ.

¬ÂÍ ÖÉÇ ÑÕÏÇÚÂÎÑÔß ÄÞÛÇ, ÓÇÂÍÙËâ ¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓÐÂ ë
¢ËÇÐÂÏÇ ÒÓËÏÇÐËÏÂ Í ÂÏËÐÑÂÊÑÎÂÏ. °ÆÐÂÍÑ ÄÞØÑÆÞ ÒÓÑ-
ÆÖÍÕÑÄ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐËâ ËÏËÆÂÊÑÎÂ ÒâÕËÚÎÇÐÐÞÏ ÙËÍÎÑÏ
ÑÃÞÚÐÑ ÐËÉÇ, ÚÇÏ ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÞÏ. £ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ,
ÐÂÒÓËÏÇÓ ÆÎâ ÂÏËÐÑÕËÂÆËÂÊÑÎÂ 219, ÒÇÓÇÚËÔÎÇÐÐÞÇ ÄÞÛÇ
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÞ ÑÍÂÊÞÄÂáÕÔâ ÐÇà××ÇÍÕËÄÐÞÏË. ´ÇÏ ÐÇ ÏÇÐÇÇ
ÂÄÕÑÓÂÏ ÓÂÃÑÕÞ 117 ÖÆÂÎÑÔß ÑÃÑÌÕË àÕÖ ÒÓÑÃÎÇÏÖ ËÔÒÑÎßÊÑ-
ÄÂÐËÇÏ ÕÓËÏÇÕËÎØÎÑÓÔËÎÂÐÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÓÑÏÑÕÑÓÂ, ÚÕÑ
ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ËÏ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÓâÆ 5-ÂÏËÐÑ-2-ÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-
ËÎËÏËÆÂÊÑ[2,1-b][1,3,4]ÕËÂÆËÂÊÑÎÑÄ 220 Ô ÖÆÑÄÎÇÕÄÑÓËÕÇÎß-
ÐÞÏË Ë ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.

°ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ ÒÓÑÔÕÇÌÛËÌ ÒÓÇÆÔÕÄËÕÇÎß àÕÑÅÑ ÓâÆÂ ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÌ ì 3-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÂÏËÐÑ-2-×ÇÐËÎËÏËÆÂÊÑ[2,1-b ]-
[1,3,4]ÕËÂÆËÂÊÑÎ (221) ì ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ®¬²
ÏÇÉÆÖ 2-ÂÏËÐÑ-1,3,4-ÕËÂÆËÂÊÑÎÑÏ, ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ Ë ÕÓÇÕ-
ÃÖÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ Ä ÕÓË×ÕÑÓÏÇÕËÎàÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ØÎÑÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.113

¬ÓÂÔÂÄËÐ Ô ÔÑÂÄÕ.118 ËÔÔÎÇÆÑÄÂÎË ÒÑÆÑÃÐÖá ÓÇÂÍÙËá Ô
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÅÑ
ÓÇÂÅÇÐÕÂ 3-ÂÏËÐÑ-1,2,4-ÕÓËÂÊÑÎÂ. °ÆÐÂÍÑ ÒÓÑÆÖÍÕ ÇÅÑ ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËâ Ô 4-ÏÇÕÑÍÔËÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ Ë ×ÇÐËÎËÊÑÙËÂÐË-
ÆÑÏ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ì ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 222 ì ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ Ô ÐËÊÍËÏ
ÄÞØÑÆÑÏ.

Ar = 4-Me2NC6H4, R = Bn (a, 60%);

Ar = 4-Cl-3-FC6H3, R = 2-MeOC6H4CH2 (b, 58%);

Ar = 3-BnOC6H4, R = 4-Me-cyclo-C6H10 (c, 52%).

N
N

N
Ar

NHR

218a ± c

R1 =MeO(CH2)2NHC(O), cyclo-C6H11CH2C(O), 3-MeOC6H4CH2, All;

R2 = XC6H4 (X = 2-Me, 4-Me, 3-F, 4-F); R3 = But, cyclo-C5H9.

R1 N N

S

N
N

NH2

219

1) R2 CHO, MeCN, 258C, 2 Ú;

2) Me3SiCl, MeCN, CH2Cl2, 30 ÏËÐ

3) R3 NC

R1 N N

S

N
N

N

NHR3

R2

220 (48 ± 92%)

PhCHO, ButNC,

CF3CH2OH, HClO4

258C, 18 Ú

221
S

NN

NH2 S

N
N

N

NHBut

Ph

R1 = Pri, Bun, Ph, 4-FC6H4, 3-ClC6H4, 4-ClC6H4, 2-Py; R2 = Bn, ButCH2CMe2, Ph.

212

5%-ÐÞÌ NaOH,

808C, 3 ± 4 Ú

MeOH±H2O (1 : 4)

0.05 àÍÄ. Sc(OTf)3,
MeOH±CH2Cl2 (1 : 4)

R17CHO, R27NC
214

214

N

N

N

NHR2

R1

+

213

N

N

N

R1

NHR2

N

N NH2

N

N

N

NHR2

R1

HO7

H+

N

N

N

NHR2

R1O
H

H
N

HN

N

NHR2

R1O

H
N

HN

N

R1

NHR2O

H
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±ÓË ÄÄÇÆÇÐËË Ä àÕÖ ÓÇÂÍÙËá ÄÏÇÔÕÑ ×ÇÐËÎËÊÑÙËÂÐËÆÂ
ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÃÇÐÊËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÐÇÔÕÂÃËÎßÐÞÇ ÐÂ
ÄÑÊÆÖØÇ 5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 6-ÂÏËÐÑ-4H-ËÏËÆÂÊÑ[1,2-b ][1,2,4]ÕË-
ÂÊÑÎÞ 223, ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÍËÔÎâáÕÔâ ÂÕÏÑÔ×ÇÓÐÞÏ ÍËÔÎÑÓÑÆÑÏ
ÆÑ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÂÊÑÏÇÕËÐÑÄ 224.118

£ ÓÂÃÑÕÇ 119 ÒÓÑÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÑÄÂÐÂ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐËâ ÕÄÇÓÆÑ×ÂÊÐÑÅÑ ÄÂÓËÂÐÕÂ ®¬² ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ËÏËÆ-
ÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÆËÐÑÄ ËÊ ËÏÏÑÃËÎËÊÑÄÂÐÐÑÅÑ ËÊÑÐËÕÓËÎÂ 225,
2-ÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÂ Ë ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÂ. °ÃÓÂÊÖáÜËÌÔâ ÐÂ ÒÑÎË-
ÏÇÓÐÑÏ ÐÑÔËÕÇÎÇ ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÆËÐ 226 ÆÂÎÇÇ ÒÑÆ-
ÄÇÓÅÂÎË ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËá ÂÙËÎØÎÑÓËÆÂÏË Ä ÆËØÎÑÓàÕÂÐÇ, Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÑÎÖÚÂÎË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ 3-ÂÙËÎÂÏËÐÑ-2-×Ç-
ÐËÎËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÆËÐÞ 227a,b.

²ÇÂÍÙËâ ¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ ÖÔÒÇÛÐÑ ÒÓËÏÇ-
ÐâÇÕÔâ Ä ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÂÏËÐÑ-
ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ.14, 120 ´ÂÍ, ÐÇÆÂÄÐÑ ÖÚÇÐÞÇ ÍÑÏÒÂÐËË Array
BioPharma 121 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ÓâÆ ÒÓËÄÎÇÍÂÕÇÎßÐÞØ Ô ÕÑÚÍË
ÊÓÇÐËâ ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ ØËÏËË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ, ÂÐÐÇ-
ÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ËÏËÆÂÊÑÎßÐÞÏ ÙËÍÎÑÏ Ë ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÂÏËÐÑ-
ÅÓÖÒÒÞ Ä ÓÂÊÐÞØ ÒÑÎÑÉÇÐËâØ Ë ÐÂ ÓÂÊÐÑÏ ÓÂÔÔÕÑâÐËË ÑÕ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÔÍÇÎÇÕÂ.

°ÒËÔÂÐÞ ÕÂÍÉÇ ÐÇÑÃÞÚÐÞÇ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË, ÔÎÇÆÖáÜËÇ ÊÂ
ÓÇÂÍÙËÇÌ ¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, Ä ®¬²

a-ÂÏËÐÑÂÊÂÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ Ô à×ËÓÂÏË Ñ-×ÑÓÏËÎÃÇÐÊÑÌÐÞØ
ÍËÔÎÑÕ 228 ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÇ ÂÏËÆËÓÑÄÂÐËÇ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓ-
ÐÑÌ ×ÖÐÍÙËË Ä ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂØ 229 ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÕÇÕÓÂÙËÍÎË-
ÚÇÔÍËÏ ÔÕÓÖÍÕÖÓÂÏ 230.122, 123 ±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÕÓÇÕ-
ÃÖÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÂ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÓÇÂÍÙËË ÃÇÊ ÄÞÆÇÎÇÐËâ ÏÑÅÖÕ
ÃÞÕß ÒÑÆÄÇÓÅÐÖÕÞ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËá ÕÓË×ÕÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ
Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ N-ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ËÊÑØËÐÑ-
ÎÑÐÑÄ 231.123

ªÏÇáÜËÇÔâ ÐÂ ÔÇÅÑÆÐâÛÐËÌ ÆÇÐß ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ÓÇÂÍÙËË
¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ ÒÑÊÄÑÎâáÕ ÔÆÇÎÂÕß ÄÞÄÑÆ, ÚÕÑ
Ä ÐÇÇ ÏÑÉÐÑ ÄÄÑÆËÕß ÎËÛß ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÂÏËÆËÐÑ-
ÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ âÄÎâÇÕÔâ ÚÂÔÕßá ÄÞÔÑÍÑÔÑÒÓâÉÇÐÐÑÌ ÅÇÕÇÓÑ-
ÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ, ÍÂÍ àÕÑ ËÏÇÇÕ ÏÇÔÕÑ Ä ÂÏËÐÑÂÊËÐÂØ Ë
ÂÏËÐÑÂÊÑÎÂØ. ¢ÑÎÇÇ ÕÑÅÑ, ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÔÑÒÓâÉÇÐÐÞØ ÂÏËÐÑ-
ËÏËÆÂÊÑÎÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ÑÒÓÇÆÇÎâáÜËÏ ×ÂÍÕÑÓÑÏ Ë ÆÄËÉÖÜÇÌ
ÔËÎÑÌ ÓÇÂÍÙËË. £Ñ ÄÔâÍÑÏ ÔÎÖÚÂÇ Ä ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ÏÞ ÐÇ ÐÂÛÎË
ÔÄÇÆÇÐËÌ ÑÃ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÄÏÇÔÕÑ ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ ÍÇÕÑÐÑÄ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ Ä ÓÇÂÍÙËË, ÍÑÕÑÓÂâ ÆÑÎ-
ÉÐÂ ÒÓËÄÑÆËÕß Í ËÏËÆÂÊÑÎËÆËÐËÏËÐÂÏ, Â Ä ÓÂÃÑÕÇ 112

ËÏÇÇÕÔâ ÒÓâÏÑÇ ÖÍÂÊÂÐËÇ ÐÂ ÐÇÖÆÂÚÐÞÇ ÒÑÒÞÕÍË ÄÄÇÆÇÐËâ
ÍÇÕÑÐÑÄ Ä ÆÂÐÐÞÌ ÒÓÑÙÇÔÔ.

2. ²ÇÂÍÙËË ÄËÙËÐÂÎßÐÞØ ÆËÂÊÂÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ

³ ÖÚÇÕÑÏ ÑÕÏÇÚÇÐÐÞØ ÄÞÛÇ ÉÇÔÕÍËØ ÑÅÓÂÐËÚÇÐËÌ ÓÇÂÍÙËË
¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ ÏÑÉÐÑ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉËÕß, ÚÕÑ ÂÐÂ-
ÎÑÅËÚÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ 1,2- Ë ÕÇÏ ÃÑÎÇÇ 1,3-ÆËÂÊÂÐÖÍ-
ÎÇÑ×ËÎÑÄ ÇÔÎË Ë ÄÑÊÏÑÉÐÞ, ÕÑ ÆÑÎÉÐÞ ËÏÇÕß ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ
ÃÑ'ÎßÛËÇ ÑÅÓÂÐËÚÇÐËâ Ë/ËÎË ÕÓÇÃÑÄÂÕß ÑÔÑÃÞØ ÖÔÎÑÄËÌ ÒÓÑ-
ÄÇÆÇÐËâ. £ 2004 Å. ¬ÇáÐÅ Ô ÔÑÂÄÕ.124 ÐÂ ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÑÏ ÒÓË-
ÏÇÓÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ N,N 0-ÆËÏÇÕËÎàÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ, ËÊÑÏÂÔ-
ÎâÐÑÅÑ ÂÎßÆÇÅËÆÂ Ë ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎËÊÑÙËÂÐËÆÂ ÒÑÍÂÊÂÎ ÒÓËÐÙË-
ÒËÂÎßÐÖá ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÔËÐÕÇÊÂ 2-ËÏËÐÑÒËÒÇÓÂÊËÐÂ 232.
²ÇÂÍÙËâ ÕÓÇÃÑÄÂÎÂ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËâ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ì
50 ÏÑÎ.% Sc(OTf)3.

£ 2007 Å. ÒÑÆÑÃÐÑÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÃÞÎÑ ÆÇÕÂÎßÐÑ ËÊÖ-
ÚÇÐÑ 125 ÐÂ ÏÑÆÇÎßÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÕÓÂÐÔ-1,2-ÆËÂÏËÐÑÙËÍÎÑÅÇÍ-
ÔÂÐÂ Ô 1-ÃÇÐÊËÎ-4-ÒËÒÇÓËÆÑÐÑÏ Ë ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ.

4-MeOC6H4CHO, PhNC

MeOH, NH4Cl,

258C, 30 Ú
222

N

NN

NH2 N

N
N

N

NHPh

OMe

H H

R1 = Ph, 4-FC6H4, 4-MeOC6H4, 4-Me2NC6H4 Ë ÆÓ.;

R2 = Ph, 4-FC6H4, 4-MeOC6H4, 3,4-(MeO)2C6H4 Ë ÆÓ.

R1CHO, R2CH2NC

MeOH, NH4Cl, D, 15 Ú
N

NN

NH2

H

223

N

N
N

N

R1

NH

R2

H

224 (32 ± 62%)

N

N
N

N

R1

N

R2

H

O2

TMOFÐ ÕÓËÏÇÕËÎÑÓÕÑ×ÑÓÏËÂÕ, DCEì ÆËØÎÑÓàÕÂÐ.

O

NC OMe

OMe
225

N

NH2

, PhCHO

TsOH, MeOH, CHCl3, TMOF,

258C, 12 Ú

N

N

MeO OMe

HN

O

Ph

226

RC(O)Cl

DCE, 508C, 16 Ú

N

N
Ph

HN

R

O

227a,b

Ð ÒÑÎËÏÇÓ; R = cyclo-C6H11 (a), 4-ClC6H4 (b);

OHC

AlkO2C
+

R2

R1 NC
+

N

N

NH

R1

AlkO2C

N

NH2

228

229

R2

N

N

N

R1
O

R2

230

CF3CO2H

(R1 = But)

N

N

N

O

231

H

R2

N

N

Me

Me

N

Pri

232

NH

NH

Me

Me

PriCHO, cyclo-C6H11NC

Sc(OTf)3

µÔÒÇØË ØËÏËË 79 (9) 2010 885



£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÕÇÔÕËÓÑÄÂÐËâ ÓâÆÂ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞØ ÍËÔÎÑÕÐÞØ
ÒÓÑÏÑÕÑÓÑÄ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÃÞÎÑ ÐÂÌÆÇÐÑ, ÚÕÑ ÑÒÕËÏÂÎßÐÞÏ
ÆÎâ ÇÇ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ âÄÎâÇÕÔâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ 1 àÍÄ. ÕÓËÏÇÕËÎ-
ØÎÑÓÔËÎÂÐÂ Ä ÒÑÎâÓÐÞØ ÂÒÓÑÕÑÐÐÞØ (ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ) ËÎË Ä
ÒÓÑÕÑÐÐÞØ (ÏÇÕÂÐÑÎÇ) ÔÓÇÆÂØ. ²ÇÂÍÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÓÂÍÕË-
ÚÇÔÍË ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ, Â ÙÇÎÇÄÑÌ 1-ÃÇÐÊËÎ-30-(ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-
ÂÏËÐÑ)ÑÍÕÂÅËÆÓÑ-10H-ÔÒËÓÑ[ÒËÒÇÓËÆËÐ-4,20-ØËÐÑÍÔÂÎËÐ] (233)
ÃÞÎ ÄÞÆÇÎÇÐ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÃÇÊ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ ØÓÑ-
ÏÂÕÑÅÓÂ×ËË.

¡ÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕ 41, 125 ë 130 Ä ÖÍÂÊÂÐÐÞØ ÄÞÛÇ ÖÔÎÑÄËâØ
ÃÞÎË ÖÔÒÇÛÐÑ ÒÓÑÄÇÆÇÐÞ ÓÇÂÍÙËË ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ àÕËÎÇÐ-
ÆËÂÏËÐÂ Ô ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË.
£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ 2-ÂÏËÐÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
ÒËÓÂÊËÐÞ ÑÃÜÇÌ ×ÑÓÏÖÎÞ 234.

±ÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ àÕÂ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓËÏÇÐËÏÂ Í ÛËÓÑÍÑÏÖ ÍÓÖÅÖ
ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ Ë, ÚÕÑ ÃÑÎÇÇ ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ, Í ÓÂÊÎËÚÐÞÏ ÍÂÓÃÑ-
ÐËÎßÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ, ÄÍÎáÚÂâ ÍÇÕÑÐÞ, ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËÇ, ÂÓÑ-
ÏÂÕËÚÇÔÍËÇ Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÂÎßÆÇÅËÆÞ ì ÍÂÍ àÎÇÍÕ-
ÓÑÐÑËÊÃÞÕÑÚÐÞÇ, ÕÂÍ Ë àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÇ×ËÙËÕÐÞÇ. ±ÓËÏÇÚÂ-
ÕÇÎßÐÑ, ÚÕÑ ®¬² àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ô ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÍÇÕÑÐÂÏË
235 ÑÕÍÓÞÄÂÇÕ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÑÆÐÑÔÕÂÆËÌÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ ÖÐË-
ÍÂÎßÐÞØ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎËÊËÓÑÄÂÐÐÞØ ÔÒËÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑÒËÓÂÊËÐÑÄ 236.41, 125 ë 130

¯ÇÑÃØÑÆËÏÑ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËË Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ N-ÏÑÐÑ-
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ àÕËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ ÐÇ ÑÕÎËÚÂáÕÔâ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕßá Ë ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÔÏÇÔâÏ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 237 Ë 238 Ô
ÒÓÇÑÃÎÂÆÂÐËÇÏ ÒÇÓÄÞØ.41, 128

¯ÇÆÂÄÐÑ ÃÞÎÂ ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÂ 131 ÐÑÄÂâ ®¬², Ä ÍÑÕÑÓÑÌ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃË×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÅÑ ÓÇÂÅÇÐÕÂ ÄÞÔÕÖÒÂÎ (S)-5-ÒËÓÓÑ-

ÎËÆËÐ-2-ËÎ-1H-ÕÇÕÓÂÊÑÎ (239). £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÇÅÑ ÓÇÂÍÙËË Ô
ËÊÑÒÇÐÕÂÐÂÎÇÏ Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß àÒËÏÇÓÐÞØ
8,9,10,10a-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÓÑÎÑ[2,1-c]ÕÇÕÓÂÊÑÎÑ[5,1-c]ÒËÓÂÊË-
ÐÑÄ 240. ±ÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÏÞÌ ÏÇØÂÐËÊÏ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÒÓÇÆÔÕÂÄ-
ÎÇÐ ÐËÉÇ.

£ ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÖÔÎÑÄËÌ ÒÓÑÄÇÆÇÐËâ Ë ÒÓËÓÑÆÞ ÓÇÂÅÇÐ-
ÕÑÄ ÒÓÑÙÇÔÔ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÓÂÊÎËÚÐÑÌ ÔÕÇÒÇÐßá ÔÕÇÓÇÑ-
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕË, Ë Ä ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÂÄÕÑÓÂÏ ÖÆÂÎÑÔß ÄÞÆÇÎËÕß
ÒÓÑÆÖÍÕÞ Ä ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÑ ÚËÔÕÑÏ ÄËÆÇ.

£ ÓÂÃÑÕÂØ 132 ë 134 ÃÞÎÑ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ 1,2-ÆË-
ÂÊÂÐÖÍÎÇÑ×ËÎÂ Ä ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÌ InCl3 ®¬² ÏÑÅÖÕ ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÕßÔâ ÂÏËÐÑÏÇÕËÎÒËÓËÆËÐÞ. ³ÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÏÂâ ÔÒÑÐ-
ÕÂÐÐÞÏ ÑÍËÔÎÇÐËÇÏ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÑÄ, àÕÂ ÓÇÂÍÙËâ ÒÓËÄÑÆËÕ
ÐÇ Í ËÏËÆÂÊÑÎËÎÒËÓËÆËÐÂÏ 241, Â Í ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÏ ÒËÓËÆÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊËÐÂÏ 242 Ë 243.

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 135 ÄÄÑÆËÎË Ä ®¬² 2,3-ÆËÂÏËÐÑÏÂÎÇÑ-
ÐËÕÓËÎ. ±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ Ô ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË
ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË Ä àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
Ò-ÕÑÎÖÑÎÔÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕÞ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 1,6-ÆËÅËÆÓÑÒËÓÂÊËÐ-2,3-ÆËÍÂÓÃÑÐËÕÓËÎÞ 244.
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£ ÒÑÔÎÇÆÐÇÇ ÄÓÇÏâ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐ ÓâÆ ÔÕÂÕÇÌ, ÒÑÔÄâÜÇÐ-
ÐÞØ ®¬² ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÑÓÕÑ-ÆËÂÏË-
ÐÑÄ. ±ÓËÏÇÓÞ ÕÂÍËØ ÓÇÂÍÙËÌ ÃÞÎË ÑÒËÔÂÐÞ Ä ÓÂÃÑ-
ÕÂØ 41, 126 ë 130, 136 ë 138. £ ÚÂÔÕÐÑÔÕË, Ä ÓÂÃÑÕÇ 136 ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ
Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐ (245a, X=CH) Ë 2,3-ÆËÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐ
(245b, X=N) ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË Ä
ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË HCl Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÐÇÔÕÂÃËÎßÐÞØ
1,4-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÑÄ 246a (X=CH) Ë 1,4-ÆËÅËÆÓÑÒË-
ÓËÆÑ[2,3-b]ÒËÓÂÊËÐÑÄ 246b (X=N). ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 246a,b ÎÇÅÍÑ
ÑÍËÔÎâáÕÔâ ÐÂ ÄÑÊÆÖØÇ ËÎË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÑÍËÔÎËÕÇÎÇÌ Ä
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ 247a (X=CH) Ë ÒËÓË-
ÆÑ[2,3-b ]ÒËÓÂÊËÐÞ 247b (X=N).

°ÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ Ä ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÇÏÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÐÇÔÕÂÃËÎßÐÞØ
ÆËÅËÆÓËÓÑÄÂÐÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ 246a,b ÃÞÎÑ ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÇÐÑ
ÓÇÂÍÙËâÏËN-ÏÇÕËÎ-Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ (248a) Ë 3-ÂÏËÐÑ-2-(2-
ÏÇÕÑÍÔËàÕËÎÂÏËÐÑ)ÒËÓËÆËÐÂ (248b) Ô ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ Ë
ÙËÍÎÑÅÇÒÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÌ ÃÞÎË ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ 1-ÏÇÕËÎ-3-×ÇÐËÎ-2-ÙËÍÎÑÅÇÒÕËÎ-
ÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐ (249a) Ë 4-(2-ÏÇÕÑÍÔËàÕËÎ)-2-
×ÇÐËÎ-3-ÙËÍÎÑÅÇÒÕËÎÂÏËÐÑ-1,4-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[2,3-b]ÒËÓ-
ÂÊËÐ (249b).136

¿ÕÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ Ä ÕÂÐÆÇÏÇ Ô ÓÇÂÍÙËÇÌ ¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓ-
ÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ËÏËÆÂÊÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ
250.138 ¹ÇÕÞÓÇØÔÕÂÆËÌÐÞÌ ÔËÐÕÇÊ ÄÍÎáÚÂÎ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ
Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ô ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÏ Ë 1,1,3,3-ÕÇÕÓÂÏÇÕËÎ-
ÃÖÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ, ÑÍËÔÎÇÐËÇ ÐÇÔÕÂÃËÎßÐÑÅÑ 1,4-ÆËÅËÆÓÑ-
ØËÐÑÍÔÂÎËÐÂ, ÍËÔÎÑÕÐÑÇ ÓÂÔÜÇÒÎÇÐËÇ 1,1,3,3-ÕÇÕÓÂÏÇÕËÎ-
ÃÖÕËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ë, ÐÂÍÑÐÇÙ, ÇÜÇ ÑÆÐÖ ®¬² Ô ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅË-
ÆÑÏ Ë ÙËÍÎÑÅÇÒÕËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ. £ ËÕÑÅÇ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ
1-ÙËÍÎÑÅÇÒÕËÎÂÏËÐÑ-2,5-ÆË×ÇÐËÎËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ØËÐÑÍÔÂÎËÐ
(250).

¯ÇÏÐÑÅÑ ÒÑÊÉÇ, ÐÇÊÂÄËÔËÏÑ ÑÕ àÕËØ ÓÂÃÑÕ, ÃÞÎÂ ÖÔÒÇÛÐÑ
ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÂ ÓÇÂÍÙËâ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÄ Ô ÍÇÕÑÐÂÏË Ë ËÊÑ-
ÙËÂÐËÆÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Ò-ÕÑÎÖÑÎÔÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕÞ, ÒÓËÄÑÆâ-
ÜÂâ Í 3,3-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 2-ÂÏËÐÑ-3,4-ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÂÏ
251, ÐÇ ÔÍÎÑÐÐÞÏ Í ËÏËÐÑ-ÇÐÂÏËÐÐÑÌ ÕÂÖÕÑÏÇÓËË Ë/ËÎË
ÑÍËÔÎÇÐËá.139

¡ÄÕÑÓÞ ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ä
ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 3-ÏÑÐÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 2-ÂÏËÐÑ-3,4-
ÆËÅËÆÓÑØËÐÑÍÔÂÎËÐÞ 251 (R4=H). °ÆÐÂÍÑ Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ Ä
ÓÇÂÍÙËá ÃÞÎË ÄÄÇÆÇÐÞ ÕÑÎßÍÑ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÞ, ÔÑÆÇÓÉÂ-
ÜËÇ Ä ÃÇÐÊÑÎßÐÑÏ âÆÓÇ ÔËÎßÐÞÇ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞÇ ÊÂÏÇ-
ÔÕËÕÇÎË, ÕÂÍËÇ ÍÂÍ ÃÇÐÊÑËÎßÐÂâ ËÎË ÐËÕÓÑÅÓÖÒÒÂ.

¯ÂÏË ÃÞÎÑ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÑ, ÚÕÑ ÐÂÌÆÇÐÐÞÇ ÓÂÐÇÇ ÆÎâ àÕË-
ÎÇÐÆËÂÏËÐÂ ÖÔÎÑÄËâ®¬² (ÒÓËÔÖÕÔÕÄËÇ 1 àÍÄ. ÕÓËÏÇÕËÎØÎÑÓ-
ÔËÎÂÐÂ) ÖÔÒÇÛÐÑ ÒÓËÏÇÐËÏÞ Ë Ä ÓÇÂÍÙËË ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ
Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ô ÍÇÕÑÐÂÏË, ÒÓËÄÑÆâÜÇÌ Ô ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË Í ÔÒËÓÑÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ 252.126 £ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ ÒÑÒÞÕÍË
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ Ä àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË ÃÇÐÊÂÎßÆÇÅËÆÑÄ ÑÍÂÊÂÎËÔß
ÐÇÖÆÂÚÐÞÏË: ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÏË ÄÞÆÇÎâÇÏÞÏË Ë ÂÐÂÎËÕËÚÇÔÍË
ËÆÇÐÕË×ËÙËÓÖÇÏÞÏË ÒÓÑÆÖÍÕÂÏË ÑÍÂÊÂÎËÔß ÃÇÐÊËÏËÆÂÊÑÎÞ
253 ì ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÑÍËÔÎÇÐËâ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÂÏËÐÂÎÇÌ 254.

DDQÐ 2,3-ÆËØÎÑÓ-5,6-ÆËÙËÂÐÑ-1,4-ÃÇÐÊÑØËÐÑÐ.
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³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÄÔÇ ÒÑÒÞÕÍË ËÊÃÇÉÂÕß ÑÍËÔÎË-
ÕÇÎßÐÑÅÑ ÒÓÑÙÇÔÔÂ Ä ÔÒÇÙËÂÎßÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ (ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ
ËÐÇÓÕÐÑÌ ÂÕÏÑÔ×ÇÓÞ, ËÔØÑÆÐÞØ ÏÂÕÇÓËÂÎÑÄ Ë ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇÌ
ÄÞÔÑÍÑÌ ÔÕÇÒÇÐË ÑÚËÔÕÍË, ÔÕÂÃËÎËÊËÓÖáÜËØ ÆÑÃÂÄÑÍ Ë Õ.Ò.)
ÕÂÍÉÇ ÑÍÂÊÂÎËÔß ÃÇÊÖÔÒÇÛÐÞÏË. £ ÔÄÇÕÇ àÕËØ ÆÂÐÐÞØ ÒÓË-
ÄÇÆÇÐÐÞÇ Ä ÓÂÃÑÕÇ 140 ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÇ ÄÞØÑÆÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
255 ì ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ô ÃÇÐÊ-
ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ë ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎËÊÑÙËÂÐËÆÑÏ ì ÄÞÊÞÄÂáÕ
ÖÆËÄÎÇÐËÇ. ±Ñ ÏÐÇÐËá ÂÄÕÑÓÑÄ, ÓÇÂÍÙËâ ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ
ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËÏ ÆÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ ÆËÅËÆÓÑ-
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Fe(ClO4)3, ÑÃÎÂÆÂáÜÇÅÑ ÄÞÓÂ-
ÉÇÐÐÞÏË ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË.

¦ÔÎË ®¬² ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÂ Ô ÂÎßÆÇÅË-
ÆÂÏË ËÏÇáÕ ÑÕÏÇÚÇÐÐÞÇ ÄÞÛÇ ÑÅÓÂÐËÚÇÐËâ, ÕÑ ÒÓË ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐËË ÒËÓËÆËÐÑÄÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ àÕË ÑÅÓÂÐËÚÇÐËâ ÔÐËÏÂáÕÔâ.
´ÂÍ, ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÐÞÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Me3SiCl ÓÇÂÍÙËË 2,3-
ÆËÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÂ (245b) Ë 3,4-ÆËÂÏËÐÑÒËÓËÆËÐÂ (245c) Ô
ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË ÆÂáÕ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÆË-
ÅËÆÓÑÒËÓËÆÑÒËÓÂÊËÐÞ 256b,c. ªÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÍÇÕÑÐÑÄ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÅÑ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÂ ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÔÒËÓÑÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ 257b,c.41, 127 ë 130

1,2,5-°ÍÔÂÆËÂÊÑÎ-3,4-ÆËÂÏËÐ ÕÂÍÉÇ ÎÇÅÍÑ ÄÔÕÖÒÂÇÕ Ä ÓÇÂÍ-
ÙËá Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ë ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËËMe3SiCl; Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 5-ÂÏËÐÑ-6-
ÂÓËÎ-6,7-ÆËÅËÆÓÑ[1,2,5]ÑÍÔÂÆËÂÊÑÎÑ[3,4-b ]ÒËÓÂÊËÐÞ 258.126

3. ²ÇÂÍÙËË 1,3-ÆËÂÊÂÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ

ªÔÕÑÓËÚÇÔÍË ÒÇÓÄÞÏ Ë ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÏ ËÊ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÐÞØ Ä
ÓÂÃÑÕÇ 131 ÒÓËÏÇÓÑÄ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ 1,3-ÆËÂÊÂÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ
âÄÎâÇÕÔâ ÒÓÑÕÇÍÂáÜÂâ Ô ÐËÊÍÑÌ ÔÕÇÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá ÓÇÂÍ-
ÙËâ 5-[(S)-1-ÒËÓÓÑÎËÆËÐ-2-ËÎÏÇÕËÎ]-1H-ÕÇÕÓÂÊÑÎÂ (259), ËÊÑ-
ÄÂÎÇÓËÂÐÑÄÑÅÑ ÂÎßÆÇÅËÆÂ Ë 4-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎËÊÑÙËÂÐËÆÂ.
±ÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÐÇ ÕÓÇÃÖÇÕ ÍËÔÎÑÕÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ Ë ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÔÏÇÔË ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞØ ÒËÓÓÑÎÑ[1,2-d ]ÕÇÕÓÂÊÑÎÑ[5,1-a][1,4]-
ÆËÂÊÇÒËÐ-5-ËÏËÐÑÄ 260 (dr=2.5 : 1; ÔÕÓÑÇÐËÇ ÑÔÐÑÄÐÑÅÑ ÆËÂ-
ÔÕÇÓÇÑÏÇÓÂ ÐÇ ÖÔÕÂÐÂÄÎËÄÂÎË) Ô ØÑÓÑÛËÏ ÄÞØÑÆÑÏ.

¢ÑÎÇÇ ÒÑÆÓÑÃÐÑ ®¬² Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ 1,3-ÆËÂÊÂÐÖÍÎÇÑ×ËÎÑÄ
ÍÂÍ ÖÆÑÃÐÑÅÑ ÏÇÕÑÆÂ ÔËÐÕÇÊÂ 1,4-ÆËÂÊÇÒËÐÑÄ ÃÞÎË ÑÒËÔÂÐÞ Ä
ÓÂÃÑÕÇ 141. ¡ÄÕÑÓÞ ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ 1,3-ÆËÂÏËÐÑÒÓÑÒÂÐ ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄÖÇÕ Ô ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË Ë ËÊÑÙËÂÐË-
ÆÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 1 àÍÄ. Me3SiCl Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 2-ÂÏËÐÑ-4,5,6,7-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-3H-
[1,4]ÆËÂÊÇÒËÐÑÄ 261, 262. £ ÓÇÂÍÙËá ÄÔÕÖÒÂáÕ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ
ËÊÑÙËÂÐËÆÞ Ë ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÄÍÎáÚÂâ ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÇ ÍÇÕÑÐÞ Ë ÂÎßÆÇÅËÆÞ, ÐÂÒÓËÏÇÓ:

£ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏ ÃÞÎÑ ÆÇÕÂÎßÐÑ ËÊÖÚÇÐÑ ÒÑÄÇÆÇÐËÇ Ä àÕÑÌ
ÓÇÂÍÙËË 2-ÂÏËÐÑÃÇÐÊËÎÂÏËÐÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ 1,3-ÆËÂÊÂÐÖÍÎÇÑ-
×ËÎÂ, ÚÕÑ ÑÕÍÓÞÎÑ ÖÐËÍÂÎßÐÞÌ ÒÑÆØÑÆ Í ÔËÐÕÇÊÖ 2-ÂÏËÐÑ-
4,5-ÆËÅËÆÓÑ-3H-ÃÇÐÊÑ[1,4]ÆËÂÊÇÒËÐÑÄ 263.41, 128, 129, 141 ±ÓÑ-
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ÙÇÔÔ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÂÊÑÎËÐÑÄ,
ÍÑÕÑÓÞÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Me3SiCl ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ËÊÑÙËÂÐËÆÂÏË.
·ÑÕâ ÄÞÆÇÎÇÐËÇ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÂÊÑÎËÐÑÄ ÐÇ
âÄÎâÇÕÔâ ÑÃâÊÂÕÇÎßÐÞÏ Ë ÓÇÂÍÙËâ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÒÓÑÄÇÆÇÐÂ Ä
ÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÑÏ ÄÂÓËÂÐÕÇ, ÐÂËÎÖÚÛËÇ ÄÞØÑÆ Ë ÚËÔÕÑÕÂ
ÙÇÎÇÄÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÃÞÎË ÆÑÔÕËÅÐÖÕÞ Ä ÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ, ÍÑÅÆÂ ÄÑ
ÄÕÑÓÖá ÔÕÂÆËá ÄÄÑÆËÎË ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞÇ ÓÇÂÅÇÐÕÞ. ±ÓËÏÇ-
ÚÂÕÇÎßÐÑ, ÚÕÑ àÕÂ ÓÇÂÍÙËâ ÏÑÉÇÕ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÕßÔâ ÍÂÍ ×ÑÓ-
ÏÂÎßÐÑÇ ÄÐÇÆÓÇÐËÇ ËÊÑÙËÂÐËÆÂ Ä ÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÂÏËÐÂÎß, ÚÕÑ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÓÂÔÛËÓÇÐËá ÙËÍÎÂ. £ ÐÇÌ ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐ ÛËÓÑÍËÌ ÍÓÖÅ ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ Ë ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ, ÄÍÎáÚÂâ ÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ Ë ÎËÐÇÌÐÞÇ ÍÇÕÑÐÞ,
ÏÇÕËÎ(ÅÇÕ)ÂÓËÎÍÇÕÑÐÞ, ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÇ Ë ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ
ÂÎßÆÇÅËÆÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÏÐÑÅËÇ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ.
¥ÂÐÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞÇ 4,5-ÆË-
ÅËÆÓÑ-3H-ÃÇÐÊÑ[1,4]ÆËÂÊÇÒËÐÞ 263.

³ÑÅÎÂÔÐÑ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÑÏÖ ÂÄÕÑÓÂÏË Ë ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÐÑÏÖ
ÐÂ ÔØÇÏÇ 13 ÄÇÓÑâÕÐÑÏÖ ÏÇØÂÐËÊÏÖ ÓÇÂÍÙËË, ÄÐÇÆÓÇÐËÇ ËÊÑ-

ÙËÂÐËÆÂ ÄÑÊÏÑÉÐÑ ÒÑ ÆÄÖÏ ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÐÞØ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËâÏ,
ÒÓËÄÑÆâÜËÏ Í ÓÂÊÎËÚÐÞÏ ÓÇÅËÑËÊÑÏÇÓÂÏ (LA ì ÍËÔÎÑÕÂ
­ßáËÔÂ).

°ÆÐÂÍÑ ÓÇÂÍÙËâ âÄÎâÇÕÔâ ÓÇÅËÑÔÒÇÙË×ËÚÐÑÌ Ë ÒÓËÄÑÆËÕ
ÎËÛß Í ÑÆÐÑÏÖ ËÊÑÏÇÓÖ, Â ËÏÇÐÐÑ Í 2-ÂÏËÐÑËÊÑÏÇÓÖ 263, ÚÕÑ
ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÑÃÝâÔÐÇÐÑ ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÑÌ ÑÔÐÑÄÐÑÔÕßá Ë, ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ, ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕßá ÃÇÐÊËÎßÐÑÌ ÂÏËÐÑ-
ÅÓÖÒÒÞ. ±ÑÔÎÇÆÐââ ÃÑÎÇÇ ÒÓÇÆÒÑÚÕËÕÇÎßÐÂ ÍÂÍ ÆÎâ ÍÑÑÓÆË-
ÐËÓÑÄÂÐËâ Ô ÍËÔÎÑÕÑÌ ­ßáËÔÂ Ä ÙËÍÎËÚÇÔÍÑÏ ÂÏËÐÂÎÇ, ÕÂÍ Ë
ÆÎâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÂÊÑÏÇÕËÐÑÄ Ä ÓÂÔÍÓÞÕÑÌ ×ÑÓÏÇ.

V. ¢ËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ,
ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ
ÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞØ ÓÇÂÍÙËÌ

²ÂÔÔÏÑÕÓÇÐÐÞÇ ÄÞÛÇ ®¬² Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ ÑÕÍÓÞ-
ÄÂáÕ ÛËÓÑÍËÇ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÄÍÎáÚÂáÜËØ ÍÂÓÃÂÏÑËÎÎÂÍÕÂÏÐÞÌ Ë ÂÏËÆËÐÑ-
ÄÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ, ÍÑÕÑÓÞÇ ØÂÓÂÍÕÇÓÐÞ ÆÎâ ÏÐÑÅËØ ÒÓËÓÑÆÐÞØ
Ë ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÄÇÜÇÔÕÄ. ´ÂÍËÇ ÓÇÂÍ-
ÙËË ÒÓËÄÑÆâÕ Í ÐÑÄÞÏ ÕËÒÂÏ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ,
ÔÓÇÆË ÍÑÕÑÓÞØ ÖÉÇ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÞ ÄÞÔÑÍÑÂÍÕËÄÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ,
ËÏÇáÜËÇ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÒÓÑ×ËÎË ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.

´ÂÍ, 5-ÑÍÔÑ-L-ÒÓÑÎËÐ 264 (±ËÆÑÎÂÙÇÕÂÏÑÎ) ÑÃÎÂÆÂÇÕ
ÉÂÓÑÒÑÐËÉÂáÜËÏ Ë ÂÐÂÎßÅÇÊËÓÖáÜËÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ,142 Â
N-ÃÇÐÊËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ ÒËÓÓÑÎËÆËÐ 265 âÄÎâÇÕÔâ ÂÐÕÂÅÑÐË-
ÔÕÑÏ L-×ÇÐËÎÂÎÂÐËÐÂ Ë ËÐÕÇÅÓËÐÂ (VLA-4).143 ´ËÑÏÑÓ×Ñ-
ÎËÐÞ ÑÍÂÊÞÄÂáÕ ËÐÅËÃËÓÖáÜÇÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞÇ
ÓÇÙÇÒÕÑÓÞ,144 ÚÕÑ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÕß ËØ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞØ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÆÇÒÓÇÔ-
ÔËË, ÏËÅÓÇÐË, ÅËÒÇÓÕÑÐËË, ÃÑÎÇÊÐË ±ÂÓÍËÐÔÑÐÂ Ë ÏÐÑÅËØ
ÆÓÖÅËØ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, 5-ÑÍÔÑÕËÑÏÑÓ×ÑÎËÐ 266 âÄÎâÇÕÔâ ËÐÅËÃË-

NH2

NH2

+

O R1

R2

PriOH, 708C

R3NC

MeOH, Me3SiCl,

708C, 12 Ú

NH

N
NH

R3

R1

R2

263

NH

N
R1

R2
H

R1 ±R2 = CH2X(CH2)2, (CH2)2X(CH2)2 (X = CH2, S, N-Boc);

R1=H: R2 = Ph, 4-HOC6H4, 4-MeO2CC6H4, 2-HO3SC6H4, 4-Py;

R3 = EtO(CH2)3, ButCH2CMe2, cyclo-C6H11.

7 +

+

+

+

+

+

7 +

+

+

7 +

+

7 +

NH2

N
LA

R1

R2

C N R3

N

N

LA

H

R1

R2
H

C N R3

NH

N
R1

R2

HLA

C N R3

N

NH2

LA

R1 R2

C N R3

NH2

N
LA

R1

R2
N

R3

N

N

N

LA

R3
R1

R2H

H
N

N

NH

R3
R1

R2

LA

H

NH2

N
LA

R1

R2

N

R3

NH2

N

R1

R2

N

NH

R1

R2
H

NH2

N

R1 R2

LA+LA+LA+LA+

+

+

N

N

R1

R2

N LA

R3

H

H

N

N

R1

R2

NH

R3
LA

H

263

³ØÇÏÂ 13

µÔÒÇØË ØËÏËË 79 (9) 2010 889



ÕÑÓÑÏ ËÐÕÇÅÓËÐÂ Ë ÑÃÎÂÆÂÇÕ ÒÓÑÕËÄÑÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍÑÌ Ë ÂÐÕË-
ÂÔÕÏÂÕËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá,145 Â 5-ÑÍÔÑÕËÑÏÑÓ×ÑÎËÐ-N-
(L-ÅËÔÕËÆËÐ-L-ÒÓÑÎËÐÂÏËÆ) 267 (ÂÐÂÎÑÅ ®ÑÐÕËÓÇÎËÐÂ)
âÄÎâÇÕÔâ¸¯³-ÂÍÕËÄÐÞÏÂÅÇÐÕÑÏË ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ
ÃÑÎÇÊÐË ±ÂÓÍËÐÔÑÐÂ.146 ë 148

³ÓÇÆË ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÆËÐÑÄ ì ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÓÇÂÍÙËË
¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ ì ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÞ ÏÑÆÖÎâÕÑÓÞ
ÐÂÕÓËÇÄÞØ ÍÂÐÂÎÑÄ (ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 268a,b), ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÇ ÆÎâ
ÎÇÚÇÐËâ ØÓÑÐËÚÇÔÍÑÅÑ ÃÑÎÇÄÑÅÑ ÔËÐÆÓÑÏÂ,149 ÂÅÑÐËÔÕÞ
GABA(A)-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂ (GABA ì g-ÂÏËÐÑÏÂÔÎâÐÂâ ÍËÔÎÑÕÂ)
(269, 270),150, 151 ËÐÅËÃËÕÑÓ ÖÃËÍÄËÕËÐ-ÎËÅÂÊ (271).152 ªÐÅËÃË-
ÕÑÓ ÍËÐÂÊÞ JNK1 (272) ËÏÇÇÕ ÍÑÐÔÕÂÐÕÖ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ (IC50)
6 ë 20 ÐÏÑÎß . Î71.153 ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 273 ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐÑ ÍÂÍ ËÐ-
ÅËÃËÕÑÓ ÐÂÕÓËÌ-ÊÂÄËÔËÏÑÅÑ ÕÓÂÐÔÒÑÓÕÇÓÂ ÅÎáÍÑÊÞ (SGLT1)
(IC50=10 ÐM) Ë ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÇÕÔâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ à××ÇÍÕËÄÐÑÅÑ
ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÑÅÑ ÔÓÇÆÔÕÄÂ ÒÓÑÕËÄ ÆËÂÃÇÕÂ.154 £ àÕÑÏ ÓâÆÖ

ÐÂÌÆÇÐÞ ÕÂÍÉÇ ËÐÅËÃËÕÑÓ ÅËÔÕÑÐÆÇÂÙÇÕËÎÂÊ (HDACs) ì
ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 274 (IC50=150 ÐM) 155 ì Ë ÓÇÅÖÎâÕÑÓ ÏËÑÊËÐÂ
ÔÍÇÎÇÕÐÞØ ÏÞÛÙ (275).156

£ ÓâÆÖ ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊËÐÑÄ, ÕÂÍÉÇ ÔËÐÕÇÊËÓÖÇÏÞØ ÒÑ
ÓÇÂÍÙËË ¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍÃÇÓÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ, ËÊÄÇÔÕÐÞ ËÐÅËÃËÕÑÓÞ
GPCR-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂ (GPCRì ÓÇÙÇÒÕÑÓ, ÔÑÒÓâÉÇÐÐÞÌ Ô G-ÃÇÎ-
ÍÑÏ) PAR2, âÄÎâáÜÇÅÑÔâ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÑÌ ÏËÛÇÐßá Ä ÎÇÍÂÓ-
ÔÕÄÇÐÐÑÌ ÕÇÓÂÒËË ÑÒÖØÑÎÇÄÞØ Ë ÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÞØ ÊÂÃÑ-
ÎÇÄÂÐËÌ. ¿ÕÑ, ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÇ ËÐÅËÃËÕÑÓÞ ÒÂÕÑ-
ÅÇÐÐÑÅÑ ÂÐÅËÑÅÇÐÇÊÂ ì ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 276 157 Ë 277.158 ¬ÓÑÏÇ
ÕÑÅÑ, ÏÐÑÅËÇ ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓÂÊËÐÞ Ë ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓË-
ÏËÆËÐÞ ÒÓÑâÄÎâáÕ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß, ÒÑÆÑÃÐÖá ÑÒËÔÂÐÐÑÌ ÆÎâ
ËÏËÆÂÊÑ[1,2-a]ÒËÓËÆËÐÑÄ.153

³ËÐÕÇÊ ËÏËÆÂÊÑ[2,1-b]ÂÊÑÎÑÄ ÒÑ ÓÇÂÍÙËË ¤ÓÇÃÍÇ ë¢ÎàÍ-
ÃÇÓÐÂ ë¢ËÇÐÂÏÇ Ë ËØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ËÊÖÚÇÐÞ Ä
ÊÐÂÚËÕÇÎßÐÑ ÏÇÐßÛÇÌ ÔÕÇÒÇÐË. °ÆÐÂÍÑ Ä ÔÒÇÙËÂÎßÐÑÌ ÎËÕÇ-
ÓÂÕÖÓÇ ÑÒËÔÂÐÞ ÑÕÆÇÎßÐÞÇ ÒÓËÏÇÓÞ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ àÕÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ. ³ÓÇÆË ÐËØ ÏÑÉÐÑ ÑÕÏÇÕËÕß ËÐÅË-
ÃËÕÑÓÞ ÄÐÖÕÓËÍÎÇÕÑÚÐÑÅÑ ÕÓÂÐÔÒÑÓÕÂ ÕÑÍÔËÐÑÄ (ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ
278),159 ÃÎÑÍÂÕÑÓÞ a2-ÂÆÓÇÐÑÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ, ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÂÐÂÎß-
ÅÇÕËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá (279),160 Ë ÏÑÆÖÎâÕÑÓÞ ÏÇÕÂÃÑ-
ÕÓÑÒÐÑÅÑ ÅÎÖÕÂÏÂÕÐÑÅÑ ÓÇÙÇÒÕÑÓÂ 5 (mGluR5) (280).161
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¤ÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔËÔÕÇÏÞ Ô ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÑÄÞÏ ×ÓÂÅ-
ÏÇÐÕÑÏ, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ®¬², âÄÎâáÕÔâ
ÄÇÔßÏÂ ÒÓËÄÎÇÍÂÕÇÎßÐÞÏË Ô ÕÑÚÍË ÊÓÇÐËâ ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ
ØËÏËË. ¯ÇÆÂÄÐÑ 1,4-ÃÇÐÊÑÆËÂÊÇÒËÐÞ 281 ÃÞÎË ÊÂÒÂÕÇÐÕÑ-
ÄÂÐÞ ÍÂÍ ÐÑÄÞÌ ÍÎÂÔÔ ÎËÅÂÐÆÑÄ ÆÎâ TLR8-ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ (ÍÎÂÔÔ
ÍÎÇÕÑÚÐÞØ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ Ô ÑÆÐËÏ ÕÓÂÐÔÏÇÏÃÓÂÐÐÞÏ ×ÓÂÅÏÇÐ-
ÕÑÏ), ÚÕÑ ÆÇÎÂÇÕ ËØ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏË ÆÎâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞØ ËÏÏÖÐÑÏÑÆÖÎâÕÑÓÑÄ Ë ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐ-
ÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ ÆÎâ ÕÇÓÂÒËË ÑÐÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ Ë ÄËÓÖÔÐÞØ ËÐ×ÇÍ-
ÙËÌ, ÄÍÎáÚÂâ HI-£ª¹, HCHBH-ÄËÓÖÔÞ ÅÇÒÂÕËÕÑÄ B Ë C Ë
ÅÇÓÒÇÔÂ.162

´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, ÛËÓÑÍËÌ ÔÒÇÍÕÓ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ Ä ÔÄÑÇÌ
ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ ÍÂÓÃÂÏÑËÎÎÂÍÕÂÏÐÞÌ Ë ÂÏËÆËÐÑÄÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ,
ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÕß ÒÑÆÑÃÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÍÂÍ ÒÇÓÔÒÇÍ-
ÕËÄÐÞÇ ÒÓÑÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞÇ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ. £ àÕÑÌ ÔÄâÊË ÑÒËÔÂÐ-
ÐÞÇ ®¬², ÒÓËÄÑÆâÜËÇ Í ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËá ÕÂÍÑÅÑ ÓÑÆÂ
ÂÊÂÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ, ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÄÇÔßÏÂ ÒÑÎÇÊÐÞÏË
ÆÎâ ÓÇÂÎËÊÂÙËË ÕÇÍÖÜËØ Ë ÃÖÆÖÜËØ ÒÓÑÇÍÕÑÄ ÒÑÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ
ØËÏËË Ë ÆÎâ ÓÂÊÄËÕËâ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË Ä ÙÇÎÑÏ.

* * *

®ÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ âÄÎâáÕÔâ ÏÑÜ-
ÐÞÏ ËÐÔÕÓÖÏÇÐÕÑÏ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍÑÌ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË,
ÒÑÊÄÑÎâáÜËÏ àÍÑÐÑÏËÚÐÑ Ë ÃÞÔÕÓÑ ÔÑÊÆÂÄÂÕß ÑÅÓÑÏÐÑÇ
ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËÇ ÖÐËÍÂÎßÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÕÓÖÍÕÖÓ ÐÂ
ÑÔÐÑÄÇ ÍÑÏÏÇÓÚÇÔÍË ËÎË ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍË ÆÑÔÕÖÒÐÞØ ËÔØÑÆÐÞØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ. ±ÑÕÇÐÙËÂÎ ÕÂÍËØ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ ÛËÓÑÍÑ ËÔÒÑÎß-
ÊÖÇÕÔâ ØËÏËÍÂÏË Ä ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâØ, ÐÂÒÓÂÄÎÇÐÐÞØ ÐÂ ÒÑËÔÍ Ë
ÔÑÊÆÂÐËÇ ÐÑÄÞØ ×ÂÓÏÂÙÇÄÕËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ. ³ÎÇÆÔÕÄËÇÏ
ÓÂÔÕÖÜÇÅÑ ËÐÕÇÓÇÔÂ Í ÏÐÑÅÑÍÑÏÒÑÐÇÐÕÐÑÌ ØËÏËË Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ
ËÊÑÙËÂÐËÆÑÄ âÄÎâÇÕÔâ ÑÕÍÓÞÕËÇ Ä ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÅÑÆÞ ÐÑÄÞØ
ÓÇÂÍÙËÌ, ÆÇÎÂáÜËØ ÆÑÔÕÖÒÐÞÏË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊ-
ÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔËÔÕÇÏ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÕÄÇÚÂáÕ ÄÔÇÏ ÕÓÇ-
ÃÑÄÂÐËâÏ, ÒÓÇÆÝâÄÎâÇÏÞÏ Í ÍÂÐÆËÆÂÕÂÏ Ä ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞÇ
ÔÓÇÆÔÕÄÂ. £ÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ®¬² ÇÜÇ ÆÂÎÇÍÑ ÐÇ ËÔÚÇÓÒÂÐÞ, Ñ
ÚÇÏ ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖÇÕ ÙÇÎÞÌ ÓâÆ ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞØ ËÏ ÓÂÃÑÕ,
ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÐÞØ ÄÑ ÄÓÇÏâ ÒÑÆÅÑÕÑÄÍË ÆÂÐÐÑÅÑ ÑÃÊÑÓÂ Í
ÒÇÚÂÕË.
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The latest achievements in the éeld of multicomponent reactions of isocyanides in the synthesis of
heterocycles are generalized. The attention is focused on the intramolecular Ugi reactions using
oxocarboxylic acids and the reactions of diaza nucleophiles developed in recent years. The data on the
biological activities of the products are presented and the advantages of this method as a convenient and
effective tool of medicinal chemistry are demonstrated.
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