
I. £ÄÇÆÇÐËÇ
±ÑÄÞÛÇÐÐÞÌ ËÐÕÇÓÇÔ Í ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ ÓâÆÂ ÒËÓËÆËÐÂ ÑÃÝâÔ-
ÐâÇÕÔâ ÕÇÏ, ÚÕÑ ËÏ ÒÓËÔÖÜË ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ ÔÒÇÙË×ËÚÇÔÍËÇ ØËÏË-
ÚÇÔÍËÇ Ë ×ËÊËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ. ¯Ç ÏÇÐÇÇ ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÕÑ, ÚÕÑ
ÒËÓËÆËÐÑÄÞÇ ÑÔÐÑÄÂÐËâ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÛËÓÑÍËÏ ÔÒÇÍÕÓÑÏ ÃËÑ-
ÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË. ±ÓËÄÎÇÍÂáÕ ÄÐËÏÂÐËÇ ÕÂÍÉÇ 2,3,4,5-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ) Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ. ³ÂÏ
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ âÄÎâÇÕÔâ ÑÆÐËÏ ËÊ ÍÎáÚÇÄÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ,
ÖÚÂÔÕÄÖáÜËØ Ä ÃËÑÔËÐÕÇÊÇ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÂÎÍÂÎÑËÆÑÄ (ÐÂÒÓË-
ÏÇÓ, ÂÎÍÂÎÑËÆÑÄ ÅÓÖÒÒ ÍÑÐËËÐÂ Ë ÎÑÃÇÎËÐÂ). ©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÞ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÔÑÃÑÌ ÖÆÑÃÐÞÇ
ËÔØÑÆÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÆÓÖÅËØ ÔÇÏÇÌÔÕÄ ÂÎÍÂÎÑËÆÑÄ,
ÚÂÔÕÑ ÆÑÄÑÎßÐÑ ÔÎÑÉÐÑÅÑ ÔÕÓÑÇÐËâ.

£ÒÇÓÄÞÇ ÆÂÐÐÞÇ ÓÂÃÑÕ ÒÑ ØËÏËË ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄ
ÑÃÑÃÜÇÐÞ Ä ÏÑÐÑÅÓÂ×ËË1. £ ÐÇÌ ËÏÇÇÕÔâ ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÑÇ
ÖÒÑÏËÐÂÐËÇ Ñ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂØ: ÆÂÐÂ ÔØÇÏÂ ÔËÐÕÇÊÂ 3,5-ÆË-
ÏÇÕËÎ-2-×ÇÐËÎ-D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ. £ ÃÑÎÇÇ ÒÑÊÆÐËØ ÏÑÐÑÅÓÂ-
×ËâØ 2, 3 ÒÓËÄÇÆÇÐÞ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ÏÇÕÑÆÂÏ ÔËÐ-
ÕÇÊÂ Ë ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄ, 2,3,4,5-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄ Ë 1,2,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄ, ÑÒÖÃ-
ÎËÍÑÄÂÐÐÞÇ Ä ÑÔÐÑÄÐÑÏ ÆÑ 1971 Å. ·ËÏËâ 2-ÂÎÍÑÍÔË-3,4,5,6-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄ ÑÃÔÖÉÆÂÇÕÔâ Ä ÑÃÊÑÓÐÑÌ ÔÕÂÕßÇ 4,
ÒÑÔÄâÜÇÐÐÑÌ à×ËÓÂÏ ÎÂÍÕËÏÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇ-
ÔÍËÇ âÆÓÂ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÓÂÊÏÇÓÑÄ.

£ ÐÂÔÕÑâÜÇÏ ÑÃÊÑÓÇ ÔËÔÕÇÏÂÕËÊËÓÑÄÂÐÞ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÐÞÇ
ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ØËÏËË D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ, ÐÂÚËÐÂâ Ô 1970 Å. ÒÑ
ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ. °ÃÔÖÉÆÂÇÕÔâ ÒÓËÐÂÆÎÇÉÐÑÔÕß ÒÑÎÖÚÂÇ-

ÏÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Í ÕÑÏÖ ËÎË ËÐÑÏÖ ÔÇÏÇÌÔÕÄÖ ÂÎÍÂÎÑËÆÑÄ Ë
ËØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

II. ³ÕÓÑÇÐËÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ
ªÊ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÓâÆÂ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ ÔÎÇÆÖÇÕ ÄÞÆÇÎËÕß
ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (1). ±ÓÂÍÕËÚÇÔÍË
ÄÔÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ä ÑÃÞÚÐÞØ
ÖÔÎÑÄËâØ ÔÖÜÇÔÕÄÖáÕ Ä ÄËÆÇ ÏÑÐÑÏÇÓÑÄ. £ ÕÑ ÉÇ ÄÓÇÏâ
ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (1) Ä ÑÃÞÚÐÞØ
ÖÔÎÑÄËâØ ÒÓË pH5 7 ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ Ä ÄËÆÇ ÕÓÇØ ËÊÑÏÇÓÐÞØ
ÕÓËÏÇÓÑÄ: a-ËÊÑÏÇÓÂ 2, b-ËÊÑÏÇÓÂ 3 Ë ËÊÑÕÓËÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 4.5

³ÕÓÑÇÐËÇ, ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËâ Ë ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËâ ÄÔÇØ ÕÓÇØ ÕÓËÏÇ-
ÓÑÄ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÞ Ô ÒÑÏÑÜßá Á®²13C (ÔÏ.5, 6). µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ,
ÚÕÑ ÒÓË ÐËÊÍËØ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 1 ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ Ä ÄËÆÇ
ÕÓËÏÇÓÂ 3, ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÕÓËÏÇÓ 3 ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÂÇÕÔâ Ä ÕÓËÏÇÓ 2. ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 1 ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ
ÏÑÉÇÕ ÔÖÜÇÔÕÄÑÄÂÕß Ë Ä ÄËÆÇ ÕÓËÏÇÓÂ 4. ´ÓËÏÇÓ 2 ÑÃÎÂÆÂÇÕ
C3-ÔËÏÏÇÕÓËÇÌ Ë âÄÎâÇÕÔâ ÓÂÙÇÏËÚÇÔÍÑÌ ÔÏÇÔßá RRR- Ë
SSS-ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËÌ. µ ÕÓËÏÇÓÂ ©ì C1-ÔËÏÏÇÕÓËâ (ÓÂÙÇÏËÚÇ-
ÔÍÂâ ÔÏÇÔß RRS- Ë SSR-ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËÌ). ±ÓËÄÑÆâÕÔâ ÐÂËÃÑÎÇÇ
ÄÞÅÑÆÐÞÇ ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËË ÆÎâ ÄÔÇØ ÕÓÇØ ËÊÑÏÇÓÑÄ.5

²ÂÄÐÑÄÇÔËÇ ÏÑÐÑÏÇÓ ë ÕÓËÏÇÓ ËÊÖÚÇÐÑ Ô ÒÑÏÑÜßá Á®²-,
µ¶- Ë ª¬-ÔÒÇÍÕÓÑÔÍÑÒËË.7 ¯ÂÌÆÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÓË pH 7 ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÇ 1 ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ Ä ÄËÆÇ ÕÓËÏÇÓÂ, Â Ä ÃÇÊÄÑÆÐÞØ ÍËÔÎÑÕÂØ,
ÔÏÇÔâØ ÄÑÆÂ ë ÍËÔÎÑÕÂ Ë ÔÒËÓÕ ë ÄÑÆÂ ÓÂÄÐÑÄÇÔËÇ ÔÏÇÜÂÇÕÔâ Ä
ÔÕÑÓÑÐÖ ÏÑÐÑÏÇÓÂ. £ ÔËÎßÐÑÍËÔÎÞØ ÓÂÔÕÄÑÓÂØ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ Ä ÄËÆÇ ÏÑÐÑÏÇÓÂ 1.

³ ÒÑÏÑÜßá ÐÇàÏÒËÓËÚÇÔÍËØ ÍÄÂÐÕÑÄÑ-ØËÏËÚÇÔÍËØ ÓÂÔÚÇ-
ÕÑÄ ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÞ ÆÎËÐÞ ÄÔÇØ ÔÄâÊÇÌ Ë ÄÐÖÕÓÇÐÐËÇ ÖÅÎÞ Ä
ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÑÏ ÍÑÎßÙÇ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ 1.8, 9
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¥ÂÕÂ ÒÑÔÕÖÒÎÇÐËâ 24 ×ÇÄÓÂÎâ 1997 Å.

µ¥¬ 547.822.1
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³ÄâÊß ¥ÎËÐÂ, AÊ µÅÑÎ £ÇÎËÚËÐÂ ÖÅÎÂ, ÅÓÂÆ

a 1.5080 1 111.5
b 1.5242 2 108.6
c 1.5233 3 109.5
d 1.5241 4 115.5
e 1.4670 5 118.2
f 1.2830 6 128.0

¸ËÍÎËÚÇÔÍËÌ ËÏËÐ 1 ÐÂØÑÆËÕÔâ Ä ÍÑÐ×ÑÓÏÂÙËË ÒÑÎÖÍÓÇÔÎÂ,
ÑÃÎÂÆÂáÜÇÌ ÏËÐËÏÖÏÑÏ àÐÇÓÅËË. ªÊ ÄÔÇØ ÕÓÇØ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ 1 ËÏÇÇÕ ÏËÐËÏÂÎßÐÖá àÐÇÓÅËá: ÇÔÎË ÑÕÐÑÔË-
ÕÇÎßÐÖá àÐÇÓÅËá ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 1 ÒÓËÐâÕß ÊÂ 0, ÕÑ ÆÎâ 1,2,3,4-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ ÑÐÂ ÓÂÄÐÂ 6.39 ÍÍÂÎ .ÏÑÎß, Â ÆÎâ 1,2,5,6-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ ì 11.9 ÍÍÂÎ .ÏÑÎß. ²ÂÔÔÚËÕÂÐÐÞÇ ÆÎËÐÞ
ÔÄâÊÇÌ Ë ÓÂÊÏÇÓÞ ÄÐÖÕÓÇÐÐËØ ÖÅÎÑÄ ÐÂØÑÆâÕÔâ Ä ØÑÓÑÛÇÏ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄËË Ô ÆÎËÐÂÏË ÔÄâÊÇÌ Ë ÓÂÊÏÇÓÂÏË ÖÅÎÑÄ, ÑÒÓÇÆÇÎÇÐ-
ÐÞÏË ²³¡ ÆÎâ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ.8,9

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ËÏËÐÂ 1, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÊÂÏÇÔÕË-
ÕÇÎË Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2, ÔÖÜÇÔÕÄÖáÕ Ä ÆÄÖØ ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÞØ×ÑÓÏÂØ.
´ÂÍ, 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (1b) ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË
ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÆÂ ÎËÕËâ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÎËÕËÇÄÑÇ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÑÇ 2-ÏÇÕËÎÇÐÒËÒÇÓËÆËÐÂ 5.10 £ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØÎÑÓÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ ÑÐ ÕÂÍÉÇ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ä ÄËÆÇ 2-ÏÇÕËÎÇÐÒËÒÇÓËÆËÐÂ.11

2-®ÇÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (6) 12 ë 14 Ë 2-ÏÇÕËÎ-
ÕËÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (7) 14 ÏÑÅÖÕ ÓÇÂÅËÓÑÄÂÕß Ë Ä
ÇÐÂÏËÐÐÞØ ×ÑÓÏÂØ 8, 9:

£ ÔÎÖÚÂÇ 2-ÂÙÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (10) ÓÂÄÐÑ-
ÄÇÔËÇ ÔÆÄËÐÖÕÑ Ä ÔÕÑÓÑÐÖ ÇÐÂÏËÐÐÑÌ ×ÑÓÏÞ 10a. ±ÑÔÎÇ
ÔÄÑÇÅÑ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 10 ÄÐÂÚÂÎÇ ÔÖÜÇÔÕÄÖÇÕ Ä
ÄËÆÇ ÏÇÐÇÇ ÔÕÂÃËÎßÐÑÅÑ ÕÂÖÕÑÏÇÓÂ 10b, ÍÑÕÑÓÞÌ ÊÂÕÇÏ
ÚÂÔÕËÚÐÑ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÃÑÎÇÇ ÔÕÂÃËÎßÐÞÌ ì 10a (ÔÑÑÕÐÑ-
ÛÇÐËÇ 10a : 10b=2 : 1).15, 16

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË 2-ÙËÂÐÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓË-
ÆËÐÂ (11) Ô MeMgI Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ
ÔÏÇÔË ÄÑÆÐÞÏ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ ØÎÑÓËÆÂ ÂÏÏÑÐËâ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß
ÕÂÖÕÑÏÇÓÑÄ 10a Ë 10b Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 1 : 4. ±ÓË ÔÕÑâÐËË
ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕÔâ ÔÑÆÇÓÉÂÐËÇ ËÊÑÏÇÓÂ 10a (ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ
10a : 10b=2 : 1).17

¯ËÕÓËÎ 11 ÒÓË ÒÇÓÇÅÑÐÍÇ ÚÂÔÕËÚÐÑ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä
6-ÙËÂÐÑ-1,2,3,4,-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (12) (ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ
11 : 12= 1 : 1.3).17 ªÊÑÏÇÓËÊÂÙËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 11 ÒÓÑËÔØÑÆËÕ Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ Ô MeLi Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂ-
ÃÑÕÍË ÄÑÆÑÌ.

2-®ÇÕÑÍÔË-3-ÙËÂÐÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (13) ÔÖÜÇ-
ÔÕÄÖÇÕ Ä ÄËÆÇ ÆÄÖØ ÕÂÖÕÑÏÇÓÑÄ 13a Ë 13b, ÚÕÑ ÒÑÆÕÄÇÓÉÆÂÇÕÔâ
ÐÂÎËÚËÇÏ Ä ÇÅÑ ª¬-ÔÒÇÍÕÓÇ ÆÄÖØ ÒÑÎÑÔ ÒÑÅÎÑÜÇÐËâ:
2180 ÔÏ71 (ÔÑÒÓâÉÇÐÐÂâ CN-ÅÓÖÒÒÂ) Ë 2260 ÔÏ71 (ÐÇÔÑÒÓâ-
ÉÇÐÐÂâ CN-ÅÓÖÒÒÂ).13

³ ÒÑÏÑÜßá ËÏÒÖÎßÔÐÑÅÑ ËÑÐ-ÙËÍÎÑÕÓÑÐÐÑÅÑ ÓÇÊÑÐÂÐÔÂ
ÑÒÓÇÆÇÎÇÐÑ, ÚÕÑ Ä ÓâÆÖ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÕÂÖÕÑ-
ÏÇÓÞ 14bì ÃÑÎÇÇ ÔËÎßÐÞÇ ÑÔÐÑÄÂÐËâ, ÚÇÏ ÕÂÖÕÑÏÇÓÞ 14a.18

III. ®ÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ

1. ³ËÐÕÇÊ ËÊ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ

¯ÇÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ ËÏËÐ 1a ÑÃÞÚÐÑ ÒÑÎÖÚÂáÕ ÆÄÖØÔÕÂÆËÌÐÞÏ
ÏÇÕÑÆÑÏ: ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ØÎÑÓËÓÖáÜËØ ÂÅÇÐÕÑÄ ÐÂ ÒËÒÇÓËÆËÐ Ë
ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ ÑÃÓÂÊÖáÜÇÅÑÔâ 1-ØÎÑÓÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎß-
ÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË.

£ ÔÑÑÃÜÇÐËâØ 19 ë 21 ÂÏËÐ 15a ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÅËÒÑØÎÑÓËÕÂ
ÍÂÎßÙËâ Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐ Ä ØÎÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ
16a, ËÊ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÔÒËÓÕÑÄÑÅÑ ÇÆÍÑÅÑ ÍÂÎË ÒÑÎÖÚÇÐ
ÕÓËÏÇÓ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 1a (ÄÞØÑÆ 39 ë 64%).

£ ÓÂÃÑÕÂØ22, 23 ÒËÒÇÓËÆËÐ ËÎË 2-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÇÐÞ Ä ÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ËÏËÐÞ 1a,b ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÅËÒÑØÎÑÓËÕÂ
ÐÂÕÓËâ Ä ÄÑÆÇ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÍËÒâÚÇÐËÇÏ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ
N-ØÎÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 16a,b Ä 10%-ÐÑÏ ÔÒËÓÕÑÄÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓÇ
ÇÆÍÑÅÑ ÍÂÎË 22 ËÎË Ä ÓÂÔÕÄÑÓÇ ÏÇÕËÎÂÕÂ ÐÂÕÓËâ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ.23
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X=O (6, 8), S (7, 9).
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H

6, 7 8, 9

N C(OMe)2Me

N CH(Me)OH
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2) NaOH, H2O
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ÍËÒâÚÇÐËÇ, 20 Ú
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H
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75 ë 08C, 1 ë 1.25 Ú
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16a
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ÍËÒâÚÇÐËÇ, 2.5 ë 4.5 Ú
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±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 15Ô,d ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ButOCl Ä à×ËÓÇ17 ËÎË
´¤¶ 24 ÆÂáÕ N-ØÎÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 16c,d, ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÆÇÌ-
ÔÕÄËË MeONa Ä MeOH, Â ÕÂÍÉÇ ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ Ä Et2O (ÔÏ.17)
ËÎË KOH Ä EtOH Ë ´¤¶ 24 ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ
1c,d.

¥Îâ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÂÏËÐÂ 15a Ä 1-ØÎÑÓÒËÒÇÓËÆËÐ 16a Ä
ÓÂÃÑÕÂØ 25 ë 27 ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ N-ØÎÑÓÔÖÍÙËÐËÏËÆ Ä Et2O, Â
ÆÎâ ÆÇÅËÆÓÑØÎÑÓËÓÑÄÂÐËâ ØÎÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ì ÇÆÍÑÇ ÍÂÎË.

°ÒËÔÂÐÑ ÅÂÊÑ×ÂÊÐÑÇ ØÎÑÓËÓÑÄÂÐËÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 15a
N-ØÎÑÓÔÖÍÙËÐËÏËÆÑÏ ÒÓË 478C Ä ÄÂÍÖÖÏÇ 1071 ë
1072 ÏÏ ÓÕ. ÔÕ. (ÄÞØÑÆ ØÎÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 16a ì 90%) Ë
ÆÇÅËÆÓÑØÎÑÓËÓÑÄÂÐËÇ ÑÃÓÂÊÖáÜÇÅÑÔâ 1-ØÎÑÓÒËÒÇÓËÆËÐÂ Ä
ÅÂÊÑÄÑÌ ×ÂÊÇ ÐÂÆ AdOK (Ad ì ÂÆÂÏÂÐÕ-1-ËÎ) ÒÓË 28C22 ËÎË
ButOK ÒÓË79777778C.22, 28

N-·ÎÑÓÔÖÍÙËÐËÏËÆ (NClS) ÃÞÎ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐ ÆÎâ ØÎÑÓË-
ÓÑÄÂÐËâ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒËÒÇÓËÆËÐÑÄ 15, Â ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ËÊ
ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ØÎÑÓÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 16 D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1 ì
KOH Ä ÔÒËÓÕÇ.29 ë 32

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ØÎÑÓËÆÂ ÕÇÕÓÂÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐËâ (17) Ä
ÕÓË×ÕÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÂÊÑËÊÑÃÖÕËÓÑÐËÕ-
ÓËÎÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÍÂÕËÑÐ-ÓÂÆËÍÂÎ 18, ÒÓÇÄÓÂÜÂáÜËÌÔâ Ä
ÍÂÕËÑÐ 19 Ô ÒÑÕÇÓÇÌ Me

.
. °ÃÓÂÃÑÕÍÂ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË

ÄÑÆÐÞÏ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ ÍÂÓÃÑÐÂÕÂ ÐÂÕÓËâ ÆÂÇÕ 2,6,6-ÕÓËÏÇÕËÎ-
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ (ÄÞØÑÆ 67%).33

³ ÐÇÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÕÓËÏÇÓ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÂÐÑÆÐÑÅÑ ÑÍËÔÎÇÐËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ
20 Ä ËÐÇÓÕÐÑÌ ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ.34

X ¡ÐÑÎËÕ ±ÎÑÕÐÑÔÕß ±ÓÑÒÖÜÇÐÐÞÌ £ÞØÑÆ,%
ÕÑÍÂ, ¡ . ÆÏ72 ÊÂÓâÆ, ¶ .ÏÑÎß71

Li LiClO4 0.21 1 6
MgBr 7 0.84 1 15

°ÒËÔÂÐÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 15a Ä ÕÓËÏÇÓ ÒËÒÇÓË-
ÆÇËÐÂ (ÄÞØÑÆ 58%) ÒÓË ÑÍËÔÎÇÐËË ÆËÏÇÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ
ØÎÑÓÉÇÎÇÊÑ(III)ÏÇÊÑÒÑÓ×ËÓËÐÂ IX.35

±ËÒÇÓËÆËÐÞ 15 ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÅËÒÑÔÖÎß×ËÕÑÏ
ÐÂÕÓËâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÐËÕÓÂÕÂ
ÔÇÓÇÃÓÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä ÔÏÇÔß 1-(ÒËÒÇÓËÆ-1-ËÎ)ÒËÒÇÓËÆË-
ÐÑÄ 21 Ë ÕÓËÏÇÓÑÄ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ.36

²ÂÔÒÓÑÔÕÓÂÐÇÐÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔËÐÕÇÊÂ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ
âÄÎâÇÕÔâ ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ ÒËÒÇÓËÆ-2-ÑÐÂ 22a ËÎË ÒËÒÇÓËÆ-2-ÕËÑÐÂ
Ë ËØ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÓÂÊÎËÚÐÞÏË ÓÇÂÅÇÐÕÂÏË.

´ÂÍ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÎÂÍÕÂÏÂ 22a Ô ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÂÕÑÏ Ä
ÃÇÐÊÑÎÇ ËÎË ÕÑÎÖÑÎÇ Ô ÄÞØÑÆÂÏË 70 ë 90% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
2-ÏÇÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ 6a.37 ë 42 ³ ÄÞØÑÆÑÏ
84% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ 2-ÏÇÕÑÍÔË-6-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒË-
ÓËÆËÐ 6b ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÂÕÂ ÐÂ ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆÑÐ
22b.40

¿×ËÓ 6a ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 78% ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÏÇÕËÎ-
×ÕÑÓÔÖÎß×ÑÐÂÕÂ ÐÂ ÎÂÍÕÂÏ 22a Ë ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÑÃÓÂÊÖáÜÇÌÔâ
ÔÑÎË 23a ÄÑÆÐÞÏ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ ÇÆÍÑÅÑ ÐÂÕÓÂ.43

ªÏËÐÑà×ËÓ 6a Ë 2-àÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ 24
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ô ÄÞØÑÆÂÏË 92 Ë 89% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÎÂÍÕÂÏÂ 22a Ô ÕÇÕÓÂ×ÕÑÓÃÑÓÂÕÑÏ ÕÓËÏÇÕËÎÑÍÔÑ-
ÐËâ ËÎË ÕÇÕÓÂ×ÕÑÓÃÑÓÂÕÑÏ ÕÓËàÕËÎÑÍÔÑÐËâ.41

©ÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐ ÏÇÕÑÆ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÏÇÕÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 6a,
ÊÂÍÎáÚÂáÜËÌÔâ Ä ÓÇÂÍÙËË ÎÂÍÕÂÏÂ 22a Ô ÆËÂÊÑÏÇÕÂÐÑÏ Ä
à×ËÓÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÔËÎËÍÂÅÇÎâ Ë ÃËÍÂÓÃÑÐÂÕÂ ÐÂÕÓËâ.44

±ÓË ÆÇÌÔÕÄËË POCl3 ÐÂ ÒËÒÇÓËÆ-2-ÑÐ (22a) ÒÓË 208C
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2-ØÎÑÓ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ.45

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

N R
H

NaOCl, H2O

5 ë 108C
N R
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ÍËÒâÚÇÐËÇ, 0.5 Ú
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1a,b
15a,b 16a,b
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+
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+
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H
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+ 7Me
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Me Me
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H
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N

X
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R=H, 2-Me, 3-Me, 4-Me, 4-Ph.
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R R
R
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NaOH, H2O, 108C, 25 Ú
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+

N OMe

(MeO)2SO2

60 ë 1008C, 12 ë 16Ú
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H FSOÿ3
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£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËâ ËÑÆÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 25 Ô ÎÂÍÕÂÏÑÏ
22a Ä ÊÂÒÂâÐÐÑÌ ÂÏÒÖÎÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÑÎß 26, ÍÑÕÑÓÂâ, ÓÇÂÅË-
ÓÖâ ÇÜÇ Ô ÑÆÐÑÌ ÏÑÎÇÍÖÎÑÌ ÎÂÍÕÂÏÂ 22a, ÆÂÇÕ ÎÂÍÕËÏÐÞÌ
à×ËÓ 27 Ë ÅËÆÓÑËÑÆËÆ ÎÂÍÕÂÏÂ 22a.46

²ÇÂÍÙËâ ÒËÒÇÓËÆ-2-ÕËÑÐÂ 28 Ô ËÑÆËÔÕÞÏ ÏÇÕËÎÑÏ Ä
ÂÃÔÑÎáÕÐÑÏ à×ËÓÇ ÒÓË 208C ÆÂÇÕ 2-ÏÇÕËÎÕËÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ 7.47

£ ÒÂÕÇÐÕÇ 48 ÊÂâÄÎÇÐÑ Ñ ÒÑÎÖÚÇÐËË ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 29 ËÊ
ÎÂÍÕÂÏÂ 22b Ë ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÐËÍÑÕËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.

£ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË TiCl3 1-ÅËÆÓÑÍÔËÒËÒÇÓËÆËÐÞ 30, ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÇ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2, ÃÞÔÕÓÑ Ë Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÂáÕÔâ Ä D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 1e ë g.49, 50

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ R £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË

1e Pr 83 49
1f CH=CH2 73 49
1g Ph 89 49

70 50

1-´ÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎÒËÒÇÓËÆ-2-ÑÐ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÏÇÕËÎÎË-
ÕËÇÏ Ä ËÐÇÓÕÐÑÌ ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (1b).51

2-¢ÖÕËÎÕËÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (31) ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ
Ô ÄÞØÑÆÑÏ 59% ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇÏ 1-ÕÓËÏÇÕËÎÔËÎËÎÒËÒÇÓËÆ-2-
ÕËÑÐÂ Ô ÃÓÑÏËÔÕÞÏ ÃÖÕËÎÑÏ.52

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô ÑÍÔËÆÑÏ ÍÂÎßÙËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÒÇ-
ÓËÆËÐÂ 32, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ Ö ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ ÂÙËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒË-
ÓÑÄÍÖ, ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÖÆÂÎÇÐËÇ ÑÍÔËÆÂ ÖÅÎÇÓÑÆÂ Ë ÄÐÇÆÓÇÐËÇ
ÓÂÆËÍÂÎÂ R1 Ä a-ÒÑÎÑÉÇÐËÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ âÆÓÂ Ô ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1.53 ë 55

R1 R2 £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË

Pr H 69 53

H 62 53

CH2=CH(CH2)3 Me 39 54

²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÒÖÕË ÒÑÎÖÚÇÐËâ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ ËÊ
N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ D2-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ. ´ÂÍ, ÓÇÂÍ-
ÙËÇÌ 1-ÎËÕËÌ-2-ÏÇÕÑÍÔË-D2-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ (33) Ô ÅÂÎÑËÆÐÞÏË
ÂÎÍËÎÂÏË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ËÏËÐÑà×ËÓÞ 34, ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ Ä
ÒÑÎÑÉÇÐËË 3 ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ âÆÓÂ, Â ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËË Ô ÏÇÕËÎÄËÐËÎÍÇÕÑÐÑÏ ËÎË Ô ÆË×ÇÐËÎÆËÔÖÎß×ËÆÑÏ ì
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ à×ËÓÞ 34d Ë 34e.56

³ÑÇÆË- R1 X ´ÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂ, 8C £ÞØÑÆ,
ÐÇÐËâ (ÄÓÇÏâ, Ú) %

34a I 20(4) 56

34b CH2=C(Me)CH2CH2 I 778(3)? 22(0.3) 60
34c Me(Cl)C=CHCH2 Cl 778(2)? 20(12) 37
34d 778(0.1)? 20(0.3) 31
34e 778(0.05)? 20(0.3) 66

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ D2-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 35 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô ÕÓË-
ÏÇÕËÎËÑÆÔËÎÂÐÑÏ ÕÇÓâáÕ ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ Ë
ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 1 Ô ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÍÑÎË-
ÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË.57, 58

¤ËÆÓÂÊËÐÑÎËÊ ÔÄâÊËC7NÑÔÐÑÄÂÐËÌºË××Â 36 ÒÓËÄÑÆËÕ
Í D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂÏ 1 Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË.59

¯ÇÑÉËÆÂÐÐÑÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÍËÔÎÑÕÞ 37
ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÇÕ ÏÇÕËÎÑÄÞÌ à×ËÓ 1-ÕÑÊËÎ-1,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÐË-
ÍÑÕËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô ÕËÑÏÑÚÇÄËÐÑÌ.60
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Me3SiI, CHCl3

50 ë 608C, 1 ë 1.5 Ú
NMe R

1

R1, R2 = H, C11H23; H, CH2Ph; Me, C11H23.
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2. ³ËÐÕÇÊ ËÊ ÒÇÓÄËÚÐÞØ ÂÏËÐÑÄ Ë ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ

±ÇÓÄËÚÐÞÇ ÂÏËÐÞ 38 ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô HBF4 ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÂáÕÔâ Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÔÑÎË 39, ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÃÓÂÊÖáÕ
ËÏËÐÞ 1 ÒÓË ÓÇÂÍÙËË Ô ÏÇÕËÎ(ÕÓË×ÕÑÓÏÇÕËÎ)ÆËÑÍÔËÓÂÐÑÏ
ÒÓË 08C Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ ÍÂÓÃÑÐÂÕÑÏ ÐÂÕÓËâ.
³ÚËÕÂÇÕÔâ, ÚÕÑ ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÂÏËÐÑÍÇÕÑÐÞ
40.61, 62 ²ÇÂÍÙËá ÏÑÉÐÑ ÒÓÑÄÑÆËÕß Ô ÄÞÆÇÎÇÐËÇÏ ËÎË ÃÇÊ
ÄÞÆÇÎÇÐËâ ÔÑÎÇÌ 39.

°ÍËÔÎËÕÇÎßÐÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÂÏËÐÑÂÎÍÇÐÑÄ 41 ËÎË 42 Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØÎÑÓËÆÂ ÒÂÎÎÂÆËâ Ë ØÎÑÓËÆÂ ÏÇÆË ÆÂÇÕ ÔÏÇÔß
ËÏËÐÂ 1b Ë 2-àÕËÎ-D1-ÒËÓÓÑÎËÐÂ Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 66 : 34 Ô
ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 75 ËÎË 71% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.63

¡ÎÍËÐËÎÂÏËÐÞ 44 ÒÓÇÄÓÂÜÇÐÞ Ä D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 1 ÍËÒâ-
ÚÇÐËÇÏ Ä ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ ËÎË ´¤¶ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
NaAuCl2 . 2H2O Ä ÕÇÚÇÐËÇ 1 ë 2 Ú (ÄÞØÑÆ 64 ë 90%) 64 ËÎË
ÍËÒâÚÇÐËÇÏ Ä ÒÓÑÒËÑÐËÕÓËÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË PdCl2 . (MeCN)2
Ä ÕÇÚÇÐËÇ 10 ë 20 Ú (ÄÞØÑÆ 42 ë 92%).65

¸ËÍÎËÊÂÙËâ ÂÏËÐÑÄ 44 (R1=Ph,Me3Si; R2=H) Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÔÂÏÂÓËÇÄÑÅÑ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ
(Z5-Me5C5)2SmCH(SiMe3)2 ÕÂÍÉÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í D1-ÒËÒÇÓËÆÇË-
ÐÂÏ 1 (R1=Ph, Me3Si; R2=H).66

³ËÐÕÇÊ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1 ËÊ ÂÎÍËÐËÎÂÏËÐÑÄ 45 Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ ÏÇÕÂÎÎÑÄ IV ÅÓÖÒÒÞ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÍÂÍ ÄÐÖÕÓË-
ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ [2+2]-ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô
ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÏÇÕÂÎÎÑÙËÍÎÑÄ 46.67

R ¬ÂÕÂÎËÊÂÕÑÓ ²ÂÔÕÄÑÓË- ´ÇÏÒÇÓÂ- £ÞØÑÆ, %
ÕÇÎß ÕÖÓÂ, 8C

Ph CpZrMe2Cl THF 25 69
Ph CpTiCl3, PhNMe2 PhMe 80 88
Bu CpZrMe2Cl THF 25 74
Bu CpTiCl3, PhNMe2 PhMe 80 83

±ÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÂÎÍËÐËÎÂÏËÐÂ 45 (R=C7H8) Ä
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ 1 (R=C7H8) ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä
N,N-ÆËÏÇÕËÎÂÐËÎËÐÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË CpTiCl3 ÒÓË 808C.67

¡ÙÇÕËÎÇÐÑÄÞÇ ÂÏËÐÞ 47 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË PdCl2 . (MeCN)2 Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä ÔÏÇÔË D1-ÒËÒÇÓËÆÇË-
ÐÑÄ 1 Ë D1-ÒËÓÓÑÎËÐÑÄ 48 Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 4 : 1 Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐ-
ÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ.65

¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 68 ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ 2-ÏÇÕËÎ-6-×ÇÐËÎ-3,4,5,6-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ ÒÓÇÆÎÂÅÂáÕ ÕÓË ÔÒÑÔÑÃÂ: ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ
6-ÂÏËÐÑ-6-×ÇÐËÎÅÇÍÔ-1-ËÐÂ (49) Ô ÏÖÓÂÄßËÐÑÌ Ë ÔÑÎâÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÂÏË, ÅËÆÓÂÕÂÙËá ÇÅÑ N-×ÑÓÏËÎßÐÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ
50 Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ¬ÖÚÇÓÑÄÂ ËÎË ÙËÍÎËÊÂÙËá ÍÇÕÑÂÏËÆÂ
51 Ä ÍËÒâÜÇÌ ÔÑÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ.

¯ÇÒÓÇÆÇÎßÐÞÇ ÂÏËÆÞ 52 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä CCl4 Ô P2O5 Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÅÇÍÔÂÏÇÕËÎÆËÔËÎÑÍÔÂÐÂ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 53.69

±ÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÂÏËÐÑÔÒËÓÕÂ 54 Ä D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ (1a) ËÔÔÎÇ-
ÆÑÄÂÐÑ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ ÒÓË
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂØ 200, 225, 250 ËÎË 3008C (Ä ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ Ä
ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÄÑÆÑÓÑÆÂ). ¡ÄÕÑÓÞ70 ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ àÕÑ ì ÆÄÖØ-
ÔÕÂÆËÌÐÞÌ ÒÓÑÙÇÔÔ, ÄÍÎáÚÂáÜËÌ ÙËÍÎÑÆÇÅËÆÓÂÕÂÙËá ÂÏË-
ÐÑÔÒËÓÕÂ 54 Ë ÆÇÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ ÑÃÓÂÊÖáÜÇÅÑÔâ ÐÂ ÒÇÓÄÑÌ
ÔÕÂÆËË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 15a. ±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÍÂÕÂ-
ÎËÊÂÕÑÓÂ Cu/Al2O3 ÒÓË 2008³ ËÎË Cu/MgO ÒÓË 2258³ ÃÞÎË
ÆÑÔÕËÅÐÖÕÞ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍËÇ ÄÞØÑÆÞ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 15a (99
ËÎË 62% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ). £ÞØÑÆ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 1a ÒÓË 2508³
ÐÇ ÒÓÇÄÞÛÂÎ 20 ë 22%, Â ÒÓË 3008³ì 5%.

¡ÙÇÕÂÎß 5-ÂÏËÐÑÒÇÐÕÂÐÂÎâ 55 ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÔÖÎß×ÂÕ
56a Ô ÄÞØÑÆÑÏ 92% ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ 20%-ÐÑÌ ÔÇÓÐÑÌ ÍËÔÎÑ-
ÕÑÌ.71 ¤ËÆÓÑØÎÑÓËÆ 56b ÒÑÎÖÚÇÐ ÒÓË ÂÐÂÎÑÅËÚÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂ-
ÙËË ÂÙÇÕÂÎâ 55b ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÔÑÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.71
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3,3-¥ËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 58 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ËÊ
ÂÙÇÕÂÎÇÌ ÂÏËÐÑÂÎßÆÇÅËÆÑÄ 57 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô ÔÑÎâÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÑÌ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ NaOH.72

¬ÇÕÂÎË ÂÏËÐÑÍÇÕÑÐÑÄ 59 ÒÓÇÄÓÂÜÇÐÞ ÄD1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 1
Ô ÄÞØÑÆÂÏË 70 ë 90% ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÓÂÊÃÂÄÎÇÐÐÑÌ ÔÑÎâÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÑÌ Ä à×ËÓÇ73 ËÎË ´¤¶,74 Â ÕÂÍÉÇ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ Ò-ÕÑÎÖÑÎ-
ÔÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕÞ Ä ÂÙÇÕÑÐÇ.75

2-©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÞ 1 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÍÇÕÑÂÏËÆÑÄ 60 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓË-
×ÕÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ.76

2,6-¥ËÂÏËÐÑÍÂÒÓÑÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (ÎËÊËÐ, 61) âÄÎâÇÕÔâ
ÑÆÐËÏ ËÊ ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ä ÃËÑÔËÐÕÇÊÇ * 150 ÂÎÍÂÎÑË-
ÆÑÄ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ËÊ ÐÇÇ ÚÇÓÇÊ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞÌ ËÏËÐ
1a Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÞØ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÑÍ, ÒÓÑËÔØÑÆâ-
ÜËØ Ä ÓÂÔÕÇÐËâØ.

£ ÒÓËÓÑÆÇ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (1a)
ËÊ ÎËÊËÐÂ 61 ÏÑÉÇÕ ÒÓÑÕÇÍÂÕß ÆÄÖÏâ ÒÖÕâÏË: Â) ÆÇÅÓÂÆÂÙËâ
ÒÑ ºÕÓÇÍÇÓÖ ÆÑ 5-ÂÏËÐÑÒÇÐÕÂÐÂÎâ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÄÐÖÕÓË-
ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÆÇÅËÆÓÂÕÂÙËÇÌ; Ã) ÆÇÍÂÓÃÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËÇ
ÍËÔÎÑÕÞ 61 Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 1,5-ÆËÂÏËÐÑÒÇÐÕÂÐÂ (ÍÂÆÂÄÇ-
ÓËÐÂ) Ë ÇÅÑ ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ.77, 78

³ ÙÇÎßá ÄÞâÔÐÇÐËâ ÄÑÊÏÑÉÐÞØ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ ÒÓÑÆÖÍ-
ÕÑÄ Ä àÕËØ ÓÇÂÍÙËâØ ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕ 79, 80 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË 2,3,4,5-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ËÊÑÕÑÒ 14³ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2
ËÎË 6, ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÏÇÚÇÐÞØ
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ D,L-ÎËÊËÐÂ Ô N-ÃÓÑÏÔÖÍÙËÐËÏËÆÑÏ.

£ ÓÂÃÑÕÇ77 ÃÞÎË ÄÄÇÆÇÐÞ Ä Lobelia inêata ËÊÑÕÑÒÐÑ-
ÏÇÚÇÐÐÞÇ (�)-[2-14C]-ÎËÊËÐ, [1,5-14C]-ÍÂÆÂÄÇÓËÐ Ë [2-14C]-D1-
ÒËÒÇÓËÆÇËÐ, Ô ÆÑÃÂÄÎÇÐËÇÏ ÐÇÂÍÕËÄÐÑÅÑ ÎÑÃÇÎËÐÂ 62. ¹ÇÓÇÊ
ÐÇÍÑÕÑÓÑÇ ÄÓÇÏâ Ä ÑÒÞÕÐÑÏ ÓÂÔÕÇÐËË ÃÞÎ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐ ÎÑÃÇ-
ÎËÐ 62, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÌ ËÊÑÕÑÒ 14C. ¯Â ÑÔÐÑÄÂÐËË ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËâ

ÍÑÎËÚÇÔÕÄÂ ÄÄÇÆÇÐÐÑÅÑ Ë ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÅÑ 14C ÃÞÎ ÔÆÇÎÂÐ ÄÞÄÑÆ,
ÚÕÑ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ Ä ÃËÑÔËÐÕÇÊÇ ÂÎÍÂÎÑËÆÂ 62
âÄÎâÇÕÔâ 5-ÂÏËÐÑÒÇÐÕÂÐÂÎß. ±ÓÇÆÎÑÉÇÐÂ ÄÇÓÑâÕÐÂâ ÔØÇÏÂ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÎÑÃÇÎËÐÂ 62.

3,3-¥ËàÕËÎ-D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ (65) ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
53% ÒÖÕÇÏ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ÂÏËÐÂ 63 Ô ÃËÔÔËÎËÎËÓÑÄÂÐÐÞÏ
ÂÏËÐÑÃÓÑÏÒÓÑÒÂÐÑÏ 64 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÆÂ
ÎËÕËâ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÆÇÔËÎËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÅÑ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ.

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ËÊ ËÏËÐÂ 66 Ë ÃÓÑÏËÆÂ 64 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 88%
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ 2-(ÒËÓËÆ-3-ËÎ)-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ.81

¤ËÆÓÑÃÓÑÏËÆÞ ÔÇÎÇÐÔÑÆÇÓÉÂÜËØ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 68
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË O-ÃÇÐÊÑËÎÑÍÔËÏÑÄ 67 Ô
PhSeBr ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ.82

3. ³ËÐÕÇÊ ËÊ ÐËÕÓËÎÑÄ

¯ËÕÓËÎÞ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ,
ÕÂÍËÇ ÍÂÍ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÂâ, ÂÎÍÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÂâ, ÅÂÎÑÅÇÐ ËÎË
ÍÓÂÕÐÂâ ÔÄâÊß, ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÔÑÃÑÌ ÖÆÑÃÐÞÇ ËÔØÑÆÐÞÇ ÔÑÇÆË-

55a,b
56a,b

N

R2 =Me2 (a), CH2CH2 (b); X = HSO4 (a), Cl (b).

H2N(CH2)3CH2CH
OR

OR

HX, H2O
.HX

R1 =H: R2 =Me, Et; R1 = R2 =Me.

H2N(CH2)3CCH

R1

R2

O

O
1. HCl, D, 2 Ú
2. NaOH

57 N

R1

R2

58

R1, R2 = C5H11, Me, Br, C11H23, (MeO)2CH(CH2)3.

R1CH(CH2)3C

O

O
R2NH2

59

1. 10%-ÐÂâ HCl ËÎË 4-MeC6H4SO3H

2. 10%-ÐÞÌ NaOH, H2O

NR1 R2

1

R= C6H13 (74%), Ph (71%), Pr (44%),
C11H23 (48%), 3-ÒËÓËÆËÎ (56%).

RC(CH2)4NHCBut

O O

60

1. F3CCOOH, 208C, 3 Ú
2. NaOH, H2O

N R
1

H2N(CH2)4C
O

HH2N(CH2)4CHCOOH

NH2

61

a

b
H2N(CH2)5NH2 1a

N
1a

(*) *
H2NCH2(CH2)3CHCOOH

NH2

NBS, H2O

N
*(*)407508C

61 H2N(CH2)4C
O

H N
1a

PhCOCH2COOH

7CO2

NPhCCH2

O

H
NPhCCH2

O

CH2CPh

O

Me

NPhCHCH2

OH

CH2CPh

O

Me
62

THF, 0 ë 208C, 15 Ú; c) Bu4N+F7, 208C; d) K2CO3, MeOH, D, 3 Ú.

Et2CHCH NBut

63

c ËÎË d
Si

N
Si

Me
Me

Me
Me

(CH2)3CHC

Et

Et

ButN
a, b

N

Et

Et

65

a) ¥ËËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÆ ÎËÕËâ (LDA), 08C, 7 Ú; b) (64),
Si

N
Si

Me
Me

Me
Me

Br(CH2)3

66
N

NPri

Me a, b, c

N

N

a) LDA, THF, 08C, 2 Ú; b) 64, THF, 0 ë 208C, 15 Ú;
c) K2CO3, MeOH, D, 3 Ú.

n= 3,4.

CH2 CH(CH2)3C(CH2)nCH CH2

NOCH2Ph

67

PhSeBr

MeCN, 208C

NPhSeCH2 (CH2)nCH CH2

+

H

Br7

68
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ÐÇÐËâ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ. ±ÓË ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËË
ÍÇÕÑÐËÕÓËÎÑÄ 69 ÐÂÆ ÐËÍÇÎÇÏ ²ÇÐÇâ Ä àÕËÎÑÄÑÏ ËÎË ÏÇÕËÎÑ-
ÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 65 ËÎË 83% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 70 Ä ÄËÆÇ ÔÏÇÔË ÓÂÄÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ àÐÂÐÕËÑÏÇ-
ÓÑÄ.83, 84

±ÓË ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËË ÕÓËÐËÕÓËÎÂ 71 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÂÕÂÎË-
ÊÂÕÑÓÂ G49A ×ËÓÏÞ Gierdler ÄÔÇ ÕÓË ÐËÕÓËÎßÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ
ÄÑÔÔÕÂÐÂÄÎËÄÂáÕÔâ ÆÑ CH2NH2, ÒÑÔÎÇ ÚÇÅÑ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ
ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ âÆÓÂ.
±ÓÑÆÖÍÕÑÏ ÓÇÂÍÙËË âÄÎâÇÕÔâ 3,3-ÃËÔ(2-ÂÏËÐÑÒÓÑÒËÎ)-2-
×ÇÐËÎ-D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ (72) (ÄÞØÑÆ 22%).72

£ÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎßÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÂÙÇÕÂÎÇÌ ËÎË ÍÇÕÂÎÇÌ 73
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÎáÏÑÅËÆÓËÆÂ ÎËÕËâ Ä ÍËÒâÜÇÏ ´¤¶ ÔËÐÕÇ-
ÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÑÃÜÇÌ ×ÑÓÏÖÎÞ 74. ±ËÒÇÓËÆÇËÐ 74
(R1 ëR2= (CH2)5) ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÓÇÒÇÎÎÇÐÕÂ.85, 86

2-®ÇÕÑÍÔË-4-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (6b) ÔËÐ-
ÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎßÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ ÐËÕÓËÎÂ 75 ÐÂ
ÓÑÆËÇÄÑÏ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÇ Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ ÑÃÓÂ-
ÊÖáÜÇÅÑÔâ 4-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆ-2-ÑÐÂ ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÂÕÑÏ.87

¥ÑÄÑÎßÐÑ ÚÂÔÕÑ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ ËÔÒÑÎß-
ÊÖÇÕÔâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ 5-ÅÂÎÑÅÇÐÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÐËÕÓËÎÑÄ ÒÑÆ ÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ ÏÇÕÂÎÎÑÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.

¶ÓÂÐÙÖÊÔÍËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎË88 ÖÔÕÂÐÑÄËÎË, ÚÕÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇ-
ÐËÇ 5-ØÎÑÓÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÐËÕÓËÎÑÄ Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÎËÕËÇÄÞØ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÒÓÑËÔØÑ-
ÆËÕ ÖÔÒÇÛÐÑ ÎËÛß ÒÓË ÑÕÔÖÕÔÕÄËË ÂÕÑÏÑÄ ÄÑÆÑÓÑÆÂ Ä
a-ÒÑÎÑÉÇÐËË Í ÐËÕÓËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ. £ ÒÓÑÕËÄÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÒÓÑ-
ÆÖÍÕÂÏË ÓÇÂÍÙËË ÑÍÂÊÞÄÂáÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÙËÍÎÑÃÖÕÂÐÂ.

²ÇÂÍÙËá ÐËÕÓËÎÑÄ 76 Ô ÎËÕËÌÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÏË ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâÏË ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä à×ËÓÇ Ä ËÐÇÓÕÐÑÌ ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÒÓË 0 ë 58C
Ä ÕÇÚÇÐËÇ 0.5 Ú, Â ÊÂÕÇÏ ÒÓË 208C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 4 Ú (Ä ÔÎÖÚÂÇ
×ÇÐËÎÎËÕËâ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÖá ÔÏÇÔß ÐÇÑÃØÑÆËÏÑ ÍËÒâÕËÕß Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 4 Ú). ±ÑÔÎÇ ÅËÆÓÑÎËÊÂ ÄÞÆÇÎÇÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 77
(ÄÞØÑÆÞ 48 ë 93%).88

2,3,3,5,5-±ÇÐÕÂÏÇÕËÎ-D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÕÂÍÉÇ
ËÊ ÃÓÑÏÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ 78 Ë ÏÇÕËÎÎËÕËâ (ÄÞØÑÆ 84%).88

£ ÓÂÃÑÕÇ88 ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÂ ÔØÇÏÂ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ D1-ÒËÒÇÓËÆÇË-
ÐÑÄ ËÊ 5-ÅÂÎÑÅÇÐÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÐËÕÓËÎÑÄ:

ªÊÖÚÂâ ÙËÍÎËÊÂÙËá 5-ÅÂÎÑÅÇÐÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÐËÕÓËÎÑÄ 79
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÎËÕËÌÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
Ä ÃÇÐÊÑÎÇ, ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 89 ÖÔÕÂÐÑÄËÎË, ÚÕÑ ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂ-
ÐËË ÃÓÑÏÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÐËÕÓËÎÑÄ 79 ÄÓÇÏâ ÓÇÂÍÙËË ÏÇÐßÛÇ, Â
ÄÞØÑÆÞ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1 ÄÞÛÇ, ÚÇÏ ÒÓË ËÔ-
ÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ØÎÑÓÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ. £ ÓÂÃÑÕÇ 90 ÒËÒÇÓËÆÇËÐ 1
(R=Ph) ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 37% ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞÏ ÑÃÓÂÊÑÏ
ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÐËÕÓËÎÂ 5-ØÎÑÓÒÇÐÕÂÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë PhLi Ä
ÔÏÇÔË Et2O ë ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐ.

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÐËÕÓËÎÂ 5-ÃÓÑÏÒÇÐÕÂÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô
ÓÇÂÍÕËÄÂÏË ¤ÓËÐßâÓÂ Ä ÔÏÇÔË ´¤¶ëC6H6 ÒÓËÄÑÆËÕ Í
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂÏ 1 Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑ-
ÆÂÏË.91

®ÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ¶ÂÄÑÓÔÍÑÅÑ ÏÇÉÆÖ ÐËÕÓË-
ÎÑÏ 5-ØÎÑÓÒÇÐÕÂÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÃÓÑÏà×ËÓÂÏË 80 ÃÞÎÂ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ à×ËÓÑÄ 2-(3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒË-
ÓËÆ-2-ËÎ)-2-ÏÇÕËÎÒÓÑÒÂÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (81). ±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË
ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÔÇÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ÅËÆÓÑÎËÊÖáÕÔâ Ë ÆÇÍÂÓÃÑÍÔËÎË-
ÓÖáÕÔâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 2-ËÊÑÒÓÑÒËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓË-
ÆËÐÂ.92

R =Me, Et.

4-MeOC6H4 C CMe

OMe

(CH2)2CN69

H2, Ni/Ra, ROH

4 ÂÕÏ, 658C, 3 Ú
N Me

Me

C6H4OMe-4

70

PhC(O)C(CH2CH2CN)3
H2, MeOH, G49A

1258C, 100 ÂÕÏ
N Ph

CH2CH2CH2NH2

CH2CH2CH2NH2

72
71

O

O
CR1

R2

CH2CH2CN

73

LiAlH4, THF

D, 3 Ú N

R2

R1

74

R1ëR2=(CH2)2CH=CHCH2, CH(Me)CH2CH=CHCH2, (CH2)5,
(CH2)6, (CH2)10, (CH2)3CH(OH)CH2, (CH2)2C(Me)=C(Me)CH2;

R1, R2 = H, Me, Et, Pr, Ph, CH(Me)Et, C9H19, cyclo-C5H9.

NCCH CCH2COOEt

Me

75

H2, Rh/Al2O3

N O

Me

H

(MeO)2SO2

N OMe

Me

H
6b

Cl(CH2)3CHCN

R1

R2Li
Cl(CH2)3CCN

R1

7

R1

CN

R1 =Me, Bu, Ph; R2
2 =Me2, (CH2)5; R3 = H, Me.

ClCH2CH(R3)CH2C(R
2
2)CN

76

1. R1Li, Et2O, N2

2. H2O

N

R3

R1

R2

R2

77

BrCH2CCH2CCN

Me

Me

Me

Me

78

MeLi, Et2O

N Me

Me

MeMe

Me

7C
X

R3

R2

R2

N

R1Li

C
X

R3

R2

R2

N
Li

+

7LiX

R3

R2

R2

N R1R1

X= Cl, Br; R = Bu, Ph, Me.

X(CH2)4CN+RLi
79

PhH, D

N R
1

X= Cl, Br; R = Bu (75%), Ph (85%), Bui (58%), PhCH2 (64%),
Me (34%), Prn (84%).

258C, 2 Ú
Br(CH2)4CN

RMgX, THF, C6H6

N R
1

R=Me, Et.

Cl(CH2)4CN+Me2BrCCOOR
80

Zn, HgCl2

PhOMe, D, 0.5 Ú

Cl(CH2)4CC(Me)2COOR

NZnBr 10%-ÐÂâ H2SO4

208C, 15 ÏËÐ

N
CCOOR

Me

Me
81

10N H2SO4

D, 0.5 Ú
N Pri

µÔÒÇØË ØËÏËË 67 (12) 1998 1139



ªÏËÐÑà×ËÓ 82, ÒÑÎÖÚÇÐÐÞÌ ËÊ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ ÐËÕ-
ÓËÎÂ, ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ËÑÆÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 4,40-
ÕËÑÃËÔ(2-ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎ-6-ÏÇÕËÎ×ÇÐÑÎÂ) (TBP) Ä ÕÇÏÐÑÕÇ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 83 (ÄÞØÑÆ 83%).93

³ÍÑÓÑÔÕß ÙËÍÎËÊÂÙËË Ä ÆÄÖØ×ÂÊÐÞØ ÔËÔÕÇÏÂØ
CH2Cl2 ëH2O Ë CHCl3 ëH2O ÄÞÛÇ, ÚÇÏ Ä ÔËÔÕÇÏÇ
CCl4 ëH2O; ÐÂËÏÇÐßÛÂâ ÔÍÑÓÑÔÕß ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÐÂÃÎáÆÂ-
ÇÕÔâ Ä ´¤¶ Ë MeCN. ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 83 ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
75 ë 80% Ä ÐÇÄÑÆÐÑÌ ÔÓÇÆÇ ÒÓË ÑÃÎÖÚÇÐËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 82
ÖÎßÕÓÂÊÄÖÍÑÏ (ÃÂÐâ Bransonic 221).93

4. ³ËÐÕÇÊ ËÊ ÂÊËÆÑÄ

³ÇÎÇÐÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÂÊËÆÑÍÇÕÑÐÞ 84 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô ÕÓË×Ç-
ÐËÎ×ÑÔ×ËÐÑÏ Ä ÃÇÐÊÑÎÇ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ, ÆÂÄÂâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖá-
ÜËÇ 2,5-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 85.94

¥Îâ ÔËÐÕÇÊÂD1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2
ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÑÇ ÍÑÎßÙÑ, ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÏÇÕËÎÇÐ-
ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÑÄÞØ ÂÊËÆÑÄ. ±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ¥®¶¡ ÂÊËÆÑÄ
86 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÙËÍÎÑÒÓÑÒÂÐÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 87
(ÄÞØÑÆ * 60%).95

¥Îâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 92 ì ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÄÇÜÇÔÕÄÂ Ä
ÔËÐÕÇÊÇ ÂÎÍÂÎÑËÆÂ (7)-8Â-àÒË-ÆÇÊÂÙÇÕÑÍÔËÔÎÂ×ÓÂÏËÐÂ ì
ÂÊËÆ 88 ÄÄÑÆËÎË Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÙËÍÎÑÒÓÑÒËÎÎËÕËÇÏ, Â ÒÑÎÖÚÇÐ-
ÐÞÌ ÔÒËÓÕ 89 (ÄÞØÑÆ 89%) ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ ÑÍÔÂÎËÎØÎÑÓËÆÑÏ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂÎË Ä ÏÇÕËÎÇÐÙËÍÎÑÒÓÑ-
ÒÂÐÑÄÞÌ ÂÊËÆ 90 (ÄÞØÑÆ 85%). ¸ËÍÎËÊÂÙËá ÂÊËÆÂ ÒÓÑÄÑÆËÎË
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÕÓË×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐÂ. ²ÇÂÍÙËâ ÒÓÑØÑÆËÕ ÚÇÓÇÊ ÐÇ-
ÖÔÕÑÌÚËÄÞÌ ËÎËÆ 91.95

£ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÂÊÂÓÇÂÍÙËâ £ËÕÕËÅÂ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÂ
ÂÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 96 Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÓâÆÂ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1 ËÔØÑÆâ
ËÊ ÍÇÕÑËÎËÆÑÄ 93.

°ÃÓÂÃÑÕÍÑÌ ÕÓË×ÇÐËÎ×ÑÔ×ËÐÑÏ ÃÇÊ ÄÞÆÇÎÇÐËâ ÒÓÑÏÇ-
ÉÖÕÑÚÐÑ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ËÎËÆÑÄ ËÊ d-ÂÊËÆÑÍÇÕÑÐÑÄ 94, ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËØ ÇÜÇ ÑÆÐÖ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ (ÔÄÑÃÑÆÐÖá ËÎË Ä
ÄËÆÇ ÂÙÇÕÂÎâ), ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ D1-ÒËÒÇÓË-
ÆÇËÐÞ.15, 97

R1 R2 ´ÇÏÒÇÓÂ- £ÓÇÏâ, ²ÂÔÕÄÑ- £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË
ÕÖÓÂ, 8³ Ú ÓËÕÇÎß

C(OEt)2Me H ÍËÒÇÐËÇ 5 Et2O 72 15
CH(OMe)2 H 20 17 ÒÇÐÕÂÐ 71 15
MeCO Me 20 7 Et2O 27 97

5. ³ËÐÕÇÊ Ô ÒÑÏÑÜßá ÓÇÂÍÙËÌ ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËË

1-¡ÊËÆÑ-1-ÂÎÍËÎÙËÍÎÑÒÇÐÕÂÐÞ 95 ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÔÇÓÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÑÌ Ä ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÇ ÓÇÙËÍÎËÊÖáÕÔâ, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ô ØÑÓÑ-
ÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË Ä ÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ËÏËÐÞ 1.98

1,1-¥Ë(ÏÇÕËÎÕËÑ)ÙËÍÎÑÒÇÐÕÂÐ 96 ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÂÊËÆÂ
ÐÂÕÓËâ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØÎÑÓËÆÂ ÑÎÑÄÂ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 95% ÒÓÇ-
ÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä 2-ÏÇÕËÎÕËÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ 7.99

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË L-ÒÓÑÎËÐÂ Ô ÏÑÐÑÔÂØÂÓËÆÂÏË ËÎË ÂÎßÆÇ-
ÅËÆÂÏË ×ÖÓÂÐÑÄÑÅÑ ÓâÆÂ ÒÓË 1508C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 1.5 Ú ÑÃÓÂ-
ÊÖáÕÔâ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ.100

²ÇÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÒÇÐÕÂÐÂ 98, ÒÑÎÖ-
ÚÂáÜËØÔâ ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÂÓËÎÔÖÎß×ÑÐËÎÒÇÓÑÍÔËÆÑÄ ÐÂ ÂÏËÐÞ
97, ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
2,6-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1 (ÄÞØÑÆÞ 43 ë 79%).101

a) I2, TBP, NaHCO3, CH2Cl2, H2O, 258C, 24 Ú.

OEt

cyclo-C6H11CH2CH CHCF2CH(Bui)C

OEt

a
NH

82

I

cyclo-C6H11CH2

N
Bui

F

F

83

RC(CH2)2CHCH2N3

O SePh

84

Ph3P, PhH

508C, 0.5 Ú N

PhSe

R
85

R=Me (74%), Ph (83%), ÕËÇÐ-2-ËÎ (67%).

R = H, Me (ÔÏÇÔß ËÊÑÏÇÓÑÄ 3:1).

N3(CH2)4CH

R

86

DMF

1208C, 17 Ú N
R

87

PhCH2NCOOCH2Ph

N3CH2CH(CH2)2C
O

H
88

Li, Et2O

7788C, 0.5 Ú

PhCH2NCOOCH2Ph

N3CH2CH(CH2)2CH

OH89

(COCl)2, Et3N, DMSO, CH2Cl2

7788C, 2 Ú; 258C, 1 Ú

PhCH2NCOOCH2Ph

N3CH2CH(CH2)2CH

90

Ph3P, THF

258C, 18 Ú

PhCH2NCOOCH2Ph

NCH2CH(CH2)2CHPh3P

91

N

PhCH2O(O)CN

CH2Ph

92

Ph3P NCH(CH2)2CH2CR2

R1 O
93

C5H12 ËÎË Et2O, N2

208C, 6 ë 18 Ú
N R2R1

1

R1CH(CH2)3CR2

ON3

94

Ph3P

1
N R2R1

R1, R2 = H, Me, Pr, Bu.

R2

N3R1

95

H2SO4, CHCl3

1
N R2R1

SMe

SMe
+NaN3

SnCl4, CH2Cl2

778 +208C

96
N SMe

7

R1 R2 £ÞØÑÆ,%

H Me 71
H Pr 76
H cyclo-C3H6 90
Me Me 79
H Ph 83
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¦ÔÎË Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ 97 Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2 ÐÂØÑÆËÕÔâ ÊÂÏÇÔÕË-
ÕÇÎß, ÕÑ ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËâ ÐÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ. ¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ101

ÑÃÝâÔÐâáÕ àÕÑÕ ×ÂÍÕ ÕÇÏ, ÚÕÑ ÔÑÎË 100, ÑÃÓÂÊÖáÜËÇÔâ ÐÂ
ÒÇÓÄÑÌ ÔÕÂÆËË ÒÓÑÙÇÔÔÂ ËÊ ÂÏËÐÑÄ 99, ÐÇ ÔÒÑÔÑÃÐÞ ÒÓÇÕÇÓÒÇ-
ÄÂÕß ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËá, ÇÔÎË R2=H.

®ÇÊËÎÂÕ ÑÍÔËÏÂ 2-ÖÐÆÇÙËÎÙËÍÎÑÒÇÐÕÂÐÑÐÂ 101 ÒÓË ÆÇÌ-
ÔÕÄËË ÕÓËÏÇÕËÎÂÎáÏËÐËâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 54 ë 57% ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ
Ä 2-ÏÇÕËÎ-6-ÖÐÆÇÙËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ.102, 103

±ÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÕÑÊËÎÂÕÑÄ ÑÍÔËÏÑÄ 102 Ä D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ
7a,b ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÑ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÆËËÊÑÃÖ-
ÕËÎ(ÏÇÕËÎÕËÑ)ÂÎáÏËÐËâ.103

±ËÍÓÂÕ 2-(ÒËÓÓÑÎËÆËÐ-1-ËÎ)-3,3,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ
(104) (ÄÞØÑÆ 88%) ÒÑÎÖÚÇÐ ÒÓË ÒËÓÑÎËÊÇ 7,7-ÃËÔ(ÒËÓÓÑ-
ÎËÆËÐ-1-ËÎ)ÃËÙËÍÎÑ[4.1.0]ÅÇÒÕÂÐÂ (103) Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂ-
ÃÑÕÍÑÌ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÓÇÂÍÙËË ÒËÍÓËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ.104

±ÓË ÑÃÎÖÚÇÐËË (l=420 ÐÏ) 3,3,6,6-ÕÇÕÓÂÏÇÕËÎ-1,2-ÆËÂÊÂ-
ÙËÍÎÑÅÇÍÔ-1-ÇÐÂ (105) Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 9,10-ÆËÙËÂÐÑÂÐÕÓÂÙÇÐÂ Ä
ÂÙÇÕÑÐËÕÓËÎÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ75%ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ2,3,3,6,6-ÒÇÐÕÂÏÇÕËÎ-
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ 108. ²ÇÂÍÙËâ, ÑÚÇÄËÆÐÑ, ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇ ÂÐËÑÐ-ÓÂÆËÍÂÎÂ 106 Ë ÍÂÕËÑÐ-ÓÂÆËÍÂÎÂ 107.105

6. ¥ÓÖÅËÇ ÏÇÕÑÆÞ

¥Îâ ÔËÐÕÇÊÂ ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 111 ËÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ
2,5-ÆËÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ 109 ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ106 ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË
ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÏÇÕÑÆ äÐÇÑÃÓÂÕËÏÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ ©ÇÎËÐ-
ÔÍÑÅÑã. £ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Pd/C Ä ËÐÇÓÕÐÑÌ ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÐÂÃÎáÆÂ-
ÎÂÔß àÍÊÑÕÇÓÏËÚÇÔÍÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÏÇÉÆÖ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ 109 Ë
ÙËÍÎÑÅÇÍÔÇÐÑÏ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÌ ÃÞÎÂ ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÔÏÇÔß
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÒËÓËÆËÐÂ 110 (ÄÞØÑÆ 68.4%) Ë ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ
111 (ÄÞØÑÆ 10.6%).

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË 2,6-ÆË×ÇÐËÎÒËÓËÆËÐÂ Ô ÏÇÕÂÎÎË-
ÚÇÔÍËÏ ÍÂÎËÇÏ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß ÙËÔ-2,6-ÆË×ÇÐËÎÒËÒÇÓËÆËÐÂ
(112a), ÕÓÂÐÔ-2,6-ÆË×ÇÐËÎÒËÒÇÓËÆËÐÂ (112b) Ë 2,6-ÆË×ÇÐËÎ-
3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (1d).107

±ÓË 258C ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ Ä ÑÔÐÑÄÐÑÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 112 (ÑÃÜËÌ
ÄÞØÑÆ 34%, ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ 112a : 112b * 1 : 2). ªÏËÐ 1d ÑÃÓÂ-
ÊÖÇÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 11%. ±ÓË 7758C ÄÞØÑÆ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 1d
ÖÄÇÎËÚËÄÂÇÕÔâ ÆÑ 31%; ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 112 ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ Ô ÄÞØÑ-
ÆÑÏ 21% (ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ 112a : 112b * 1.5 : 1).107

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 113 Ô ÃÑÓÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÑÌ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÑÏÞÎÇÐËÇ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ,
ÆÇÍÂÓÃÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËÇ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËâ Ô ÒÇÓÇ-
ÏÇÜÇÐËÇÏ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË Ë ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1
Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.10, 108

£ àÕËØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 114 ÆÂÇÕ 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (1b) Ô ÄÞØÑÆÑÏ ÎËÛß 47%.109

R =Me, Bu, PhCH2; Ar = 3-F3CC6H4, 4-O2NC6H4.

NH2R

97

(ArSO2O)2

AcOEt,7788C

NHOSO2ArR

98

AcOEt

208C, 24 Ú N R

1

+
NH2R1

R2

99

(ArSO2O)2

NH3R1

R2

7SO3Ar

100

R2 =H

N
H

R1
+ 7ArSO3H

N R1

C11H23

NOMs

101

Me3Al, PhMe

7788C, 5 ÏËÐ; 258C, 1 Ú
N MeC11H23

R = H (a, 5%), Me (b, 46%).

N SMeR17408C, 0.1 Ú

Bui2AlSMe, ÅÇÍÔÂÐ, CH2Cl2

102

R1

NOTs
7a,b

N

N

103

1. 6508C
2. C6H2(NO2)3OH

N N

.C6H2(NO2)3OH

104

N

N

MeMe

Me Me

DCA, hn

158C
DCA7

Me
105

N

N
7

MeMe

Me

7N2

106

+

DCA7 9,10-ÆËÙËÂÐÑÂÐÕÓÂÙÇÐ.

DCA
7

+

MeMe

Me Me
107

MeCN

N

Me

Me

Me

Me

Me
108

O O(CH2)3 N OMe

+

110

O O(CH2)3 N OMe

111

O O(CH2)3 N OMe

109

+
10% Pd/C, CO2

NPh Ph

1. K, THF, 4 Ú
2. H2O

NPh Ph
H

+

NPh Ph
H

+
NPh Ph

112a 112b 1d

R=H (70%), Me (65%), PhCH2 (70%), CH2=CH(CH2)8 (70%),
Me(CH2)9 (80%).

N CCOOEt

R
H

H3BO3

1808C, 1 Ú
N CH2R

113
1
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£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 115 Ô ËÊÑÒÓÑÒËÎÑÄÞÏ
ÔÒËÓÕÑÏ ÐÂÓâÆÖ Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
2,6-ÆËÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ.110

£ ÖÔÎÑÄËâØ ÄÂÍÖÖÏÐÑÅÑ ×ÎÇÛ-×ÑÕÑÎËÊÂ N-ÂÎÎËÎÒËÒÇÓË-
ÆËÐ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ 1a.111

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ 2-ÏÇÕËÎ-(1-ÒÓÑÒËÐ-2-ËÎ)ÒËÒÇ-
ÓËÆËÐ Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÔÏÇÔß
ËÏËÐÂ 1b Ë 2-ÏÇÕËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (ÔÑÑÕÐÑÛÇ-
ÐËÇ 5 : 1). ªÏËÐ 1b ÄÞÆÇÎÇÐ Ä ÚËÔÕÑÏ ÄËÆÇ Ô ÒÑÏÑÜßá
ÒÓÇÒÂÓÂÕËÄÐÑÌ ´³· Ô ÄÞØÑÆÑÏ 54%.112

³ÒËÓÑÔÑÇÆËÐÇÐËâ 116 (R0=ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÐ-2-ËÎ) ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ Ô ÓÇÂÅÇÐÕÑÏ ®ÇÇÓÄÇÌÐÂ ÒÇÓÇÄÑÆâÕ Ä ÕËÑËÏËÐÑ-
à×ËÓ, Â ÊÂÕÇÏ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÎËÕËÌÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÏË ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÆËËÊÑÃÖÕËÎÂÎáÏËÐËÌÅËÆÓËÆÂ ÒÓÇ-
ÄÓÂÜÂáÕ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1-ÂÊÂÔÒËÓÑ[5.5]ÖÐÆÇÙ-1-ÇÐÂ 117, Ä
ÍÑÕÑÓÞØ ÊÂÜËÕÂ Ô ÅËÆÓÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÔÐËÏÂÇÕÔâ ÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ ÃÓÑÏËÆÂ ÃÑÓÂ; Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
118.113, 114

°ÃÐÂÓÖÉÇÐÑ, ÚÕÑ ÒÓË ×ÓÂÅÏÇÐÕÂÙËË ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËÌ 119 ÒÑÆ àÎÇÍÕÓÑÐÐÞÏ ÖÆÂÓÑÏ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÍÂÕËÑÐ
120.115

IV. ²ÇÂÍÙËË D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ

1. £ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ

¥Îâ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÄÑÆÑÓÑÆÂ Í ÍÓÂÕÐÞÏ ÔÄâÊâÏ D1-ÒËÒÇÓË-
ÆÇËÐÑÄ ÐÂÓâÆÖ Ô ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËÏ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇÏ ËÔÒÑÎß-
ÊÖáÕÔâ Ë ÆÓÖÅËÇ ÔÒÑÔÑÃÞ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ.

4,4-¥ËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ ÒÓËÔÑÇÆËÐâáÕ ÄÑÆÑ-
ÓÑÆ Í C=N-ÔÄâÊË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÐËÍÇÎâ ²ÇÐÇâ ÒÑÆ ÆÂÄÎÇÐËÇÏ
2 ë 8 ÂÕÏ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 2 Ú, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÒËÒÇÓË-
ÆËÐÂ 121.85

2,6,6-´ÓËÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ ÅËÆÓËÓÑÄÂ-
ÐËÇÏ ÐÂÆ ÐËÍÇÎÇÏ ²ÇÐÇâ ÒÓË 808C Ë 100 ÂÕÏ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 87% Ä 2,6,6-ÕÓËÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ.33

2,6-¥ËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 1 ÅËÆÓËÓÖáÕÔâ ÆÑ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 122 ÐÂ ÒÂÎÎÂ-
ÆËË, ÑÔÂÉÆÇÐÐÑÏ ÐÂ ÖÅÎÇ.98

2,6-¥ËÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä
2,6-ÆËÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 74.5% ÒÓË ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËË
ÐÂÆ Pd/C Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË 10%-ÐÑÌ ÔÑÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÕÇÚÇÐËÇ
35 Ú.55

¯ÂÌÆÇÐÑ, ÚÕÑ ÕÇÒÎÑÕÂ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËâ ÕÓËÏÇÓÂ ÒËÒÇÓË-
ÆÇËÐÂ ÆÑ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÐÂÆ Pd/C ÔÑÔÕÂÄÎâÇÕ 730.2�
0.5 ÍÍÂÎ .ÏÑÎß71, ÚÕÑ ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ÑÙÇÐËÕß àÐÕÂÎßÒËá ÓÇÂÍ-
ÙËË ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËâ ÏÑÐÑÏÇÓÐÑÅÑ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 1a
DH0=720.8 ÍÍÂÎ .ÏÑÎß71 (ÔÏ.116).

¤ËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ 2,3-ÆËÏÇÕËÎ-3-(4-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎ)-D1-ÒËÒÇ-
ÓËÆÇËÐÂ 70 ÐÂÆ Pd/C Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÓÑØÑÆËÕ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÓÂÄÐÞØ ÍÑÎËÚÇÔÕÄ ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ 2,3-ÆËÏÇÕËÎ-3-(4-ÏÇÕÑÍÔË-
×ÇÐËÎ)ÒËÒÇÓËÆËÐÂ.84

£ ÓÂÃÑÕÇ54 ÑÒËÔÂÐÑ ÔÕÖÒÇÐÚÂÕÑÇ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ 2-(ÒÇÐÕ-4-
ÇÐ-1-ËÎ)-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ ÆÑ 2-ÒÇÐÕËÎÒËÒÇÓË-
ÆËÐÂ. ¤ËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË PtO2. ¯Â
ÒÇÓÄÑÌ ÔÕÂÆËË ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÏÑÎÇÍÖÎÞ ÄÑÆÑ-
ÓÑÆÂ Í ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 2-ÒÇÐÕËÎ-
3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÅËÆÓË-
ÓÑÄÂÐËÇÏ ÐÂÆ PtO2 Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä
2-ÒÇÐÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ.

NH O

O

O

O

Me

Me

114

H3BO3

1808C, 45 ÏËÐ N

Me

1b

N MeMe N MeMe N MeMe

NH2

+ +

H

R=2,6-ÆËÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐÑ.

N

B N

B
NH

Me

Me
R R

R

115

PriOH

N

CH2CH CH2

700 ë 8008C

1072 ë 1073 ÏÏ ÓÕ. ÔÕ., 0.3 ë 0.5 Ú
1a

1b +
1073 ë 1074 ÏÏ ÓÕ. ÔÕ.

65076808C

N

CH2C CH

Me NMe

1b

HN

H
OR1

S

116

1. ²ÇÂÅÇÐÕ ®ÇÇÓÄÇÌÐÂ

2. R3Li, Bui2AlH, C6H14, Et2O

BBr3, CHCl3

N

H
OR1

R3

117

N

H

R3

OH

118

R1, R2, R3 = C5H11, Pri, Bun; CH2=CH(CH2)3,
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓÂÐ-2-ËÎ, CH2=CH(CH2)2.

H

H H

R2

R2 R2

N

S

R1 R2

119

N
H

+

120

R1ìR2=(CH2)5 (90%), CH2CH=CH(CH2)2,
CH(Me)CH2CH=CHCH2, (CH2)6, (CH2)10, CH2O(CH2)3,
CH2C(Me)C=C(Me)(CH2)2, CH2CH(OH)(CH2)3;

R1, R2 = H, Me, Et, Pr, Ph, Bu, C9H19, cyclo-C5H9.

N
R1

R2

H2, Ni/Ra

121

NH
R1

R2

R1, R2 = H, Me, Pr, Bu, Ph.

N R1R2

1

H2, Pd/C

N R1R2

H
122

N Me

Me

C6H4OMe-4
H2, Pd/C, MeOH, 4 ÂÕÏ

658C, 48 Ú

70
N Me

Me

C6H4OMe-4

H
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±ÓË ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ 2-(ÒÇÐÕÂ-1,3-ÆËÇÐ-1-ËÎ)-
3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ ÐÂÆ PtO2 Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕ-
ÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ë ÂÕÏÑÔ×ÇÓÐÑÏ ÆÂÄÎÇÐËË ÄÑÆÑÓÑÆ ÒÓËÔÑ-
ÇÆËÐâÇÕÔâ ÍÑ ÄÔÇÏ ÕÓÇÏ ÆÄÑÌÐÞÏ ÔÄâÊâÏ Ë ÒÓÑÆÖÍÕÑÏ
ÓÇÂÍÙËË âÄÎâÇÕÔâ 2-ÒÇÐÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ.117

¬ÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍÑÇ ÆÇÌÕÇÓËÓÑÄÂÐËÇ 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅË-
ÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ 1b ÒÓÑÄÑÆËÎË ÐÂÆ PtO2 Ä ÏÇÕËÎÂÙÇÕÂÕÇ. £
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ÑÃÓÂÊÑÄÂÎÂÔß ÔÎÑÉÐÂâ ÔÏÇÔß ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ
Ô ÓÂÊÎËÚÐÞÏ ÔÑÆÇÓÉÂÐËÇÏ ÆÇÌÕÇÓËâ.117

±ÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÕÔâ, ÚÕÑ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ ÆÄÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ âÄÎâáÕÔâ
ÒÓÑÆÖÍÕÂÏË ÆÇÌÕÇÓËÓÑÄÂÐËâ 6-ÏÇÕËÎ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒË-
ÓËÆËÐÂ ì ÕÂÖÕÑÏÇÓÂ ËÏËÐÂ 1b.118

¯ÂËÃÑÎÇÇ ÚÂÔÕÑ ÆÎâ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ
ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÍÑÏÒÎÇÍÔÐÞÇ ÅËÆÓËÆÞ ÏÇÕÂÎÎÑÄ: ÂÎáÏÑÅËÆÓËÆ
ÎËÕËâ ËÎË ÃÑÓÅËÆÓËÆ ÐÂÕÓËâ.

±ÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÐÂ ËÏËÐ 1b NaBD4 Ä ÄÑÆÐÑÏ ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 80% ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ 2-ÆÇÌÕÇÓÑ-2-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ.118

¦ÔÎË ÓÇÂÍÙËá ËÏËÐÂ 1b Ô NaBD4 ÒÓÑÄÑÆËÕß Ä ÒÓËÔÖÕ-
ÔÕÄËË D2O, ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß ÆÇÌÕÇÓËÓÑÄÂÐÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
123 Ë 124.117

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1 Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 122 ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÑ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÎá-
ÏÑÅËÆÓËÆÂ ÎËÕËâ Ä à×ËÓÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ.59

2-®ÇÕËÎ-6-ÑÍÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ ÒÓË ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÑÄÎÇÐËË ÂÎáÏÑÅËÆÓËÆÑÏ ÎËÕËâ Ä ´¤¶ ÒÓË 778 ë 08C ÒÓÇ-
ÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä ÔÏÇÔß ÙËÔ- Ë ÕÓÂÐÔ-ËÊÑÏÇÓÑÄ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ
ÒËÒÇÓËÆËÐÂ Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 5 : 7 Ô ÑÃÜËÏ ÄÞØÑÆÑÏ 70%.57, 58

±ÓË ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËË 2-ÏÇÕËÎ-6-ÖÐÆÇÙËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅË-
ÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÂÎáÏÑÅËÆÓËÆÂ ÎËÕËâ Ë ÕÓË-
ÏÇÕËÎÂÎáÏËÐËâ Ä ÅÇÍÔÂÐÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2-ÏÇÕËÎ-6-
ÖÐÆÇÙËÎÒËÒÇÓËÆËÐ (ÂÎÍÂÎÑËÆ (�)-ÔÑÎÇÐÑÒÔËÐ) Ä ÄËÆÇ ÔÏÇÔË
ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÑÄ ÕÓÂÐÔ-122a Ë ÙËÔ-122a Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË
95 : 5.57, 58, 119

±ÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÂÎáÏÑÅËÆÓËÆÂ ÎËÕËâ Ä à×ËÓÇ ËÎË ÃÑÓÅË-
ÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÐÂ ÃÇÐÊËÎËÆÇÐÑÄÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ
ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÕÑÎßÍÑ ÔÄâÊË C=N
Ë ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 3-ÃÇÐÊËÎËÆÇÐÒËÒÇÓËÆËÐ 125.120

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 126 ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÃÑÓÅËÆÓËÆÂ
ÐÂÕÓËâ ÒÓÑØÑÆËÕ ÓÇÅËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ: Ä ÓÇÂÍÙËË ÖÚÂÔÕÄÖÇÕ
ÕÑÎßÍÑ ÄÐÖÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÂâ ÔÄâÊß, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÚÇÅÑ ÒÑÎÖ-
ÚÂÇÕÔâ ÔÏÇÔß ÆËÂÔÕÇÓÇÑÏÇÓÐÞØ ÒËÒÇÓËÆËÐÑÄ Ô ÒÓÇÑÃÎÂÆÂ-
ÐËÇÏ ÙËÔ-ËÊÑÏÇÓÑÄ 127a.82

±ÓË ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËË D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 70 ÃÑÓÅËÆÓËÆÑÏ
ÐÂÕÓËâ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÏÇÔß ÆËÂÔÕÇ-
ÓÇÑÏÇÓÑÄ 2,3-ÆËÏÇÕËÎ-3-(4-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎ)ÒËÒÇÓËÆËÐÂ.83

£ ÓÂÃÑÕÇ121 ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐÑ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇË-
ÐÑÄ 128a,b, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2 ×ÖÓËÎßÐÞÌ ÊÂÏÇÔ-
ÕËÕÇÎß. ªÊ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 128a ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÑÆËÐ ÒÓÑÆÖÍÕ ÓÇÂÍ-
ÙËË, Â ËÊ ËÏËÐÂ 128bìËÊÑÏÇÓÐÞÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ
129a Ë 129b Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 91 : 9. ±ËÒÇÓËÆÇËÐ 130 ÄÑÔÔÕÂÐÂ-
ÄÎËÄÂÇÕÔâ ÃÑÓÅËÆÓËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ, ÆÂÄÂâ ÕÓË ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÒËÒÇ-
ÓËÆËÐÂ (ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ 131a : (131b+ 131c)=85 : 15).

N (CH2)3CH CH2

H2, PtO2, AcOEt

N C5H11

H2, PtO2, AcOH

N C5H11
H

N CH CHCH CHCH3
H

+
Cl7 H2, PtO2, EtOH

208C, 1 Ú
N C5H11
H

N Me
H

N Me

D

H
N Me

D

D

H
N Me

D

H

+ + +

20% 20% 30% 30%

N Me
1b

D2, PtO2, AcOMe

N Me

D

H1b

NaBD4, MeOH, H2O

208C, 16 Ú

NaBD4, MeOH, D2O

N CH2D

D

D

H
N

Me

D

D
D

H
123 124

+

R1, R2 = H, Me, C11H23, PhCH2.

N R2R1

1

LiAlH4, Et2O

208C, 3 Ú
N R2R1
H

122

NC8H17 Me

LiAlH4, THF

7788C, 1 Ú; 7 208C, 1 Ú; 08C, 1 Ú

NC8H17 Me
H

NC8H17 Me
H

+

NC11H23 Me

LiAlH4, Me3Al, THF

N

C11H23

MeH

H

H
N

C11H23

HH

Me

H

+

ÙËÔ-122aÕÓÂÐÔ-122a

LiAlH4, THF

08C, 2 Ú

NaBH4, MeOH

208C, 2 Ú

125 (85%)

125 (90%)

N

CHPh N

CHPh

H

n= 3,4.

CH2SePh

(CH2)nCH CH2

+

H
Br7

126

NaBH4, MeOH, CH2Cl2

258C, 18 Ú
N

N

CH2SePh

(CH2)nCH CH2

H

127a

N

CH2SePh

(CH2)nCH CH2

H

127b

+
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³ÕÓÖÍÕÖÓÂ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 53,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÄÐÖÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÖá C=N-ÔÄâÊß Ë àÍÊÑÙËÍÎË-
ÚÇÔÍÖá C=C-ÔÄâÊß Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 3, ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ. ±ÓË R=(CH2)2CH(OCH2Ph)COOEt Ä ÕÇÚÇÐËÇ
2 Ú ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÔÄâÊË C=N Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÂâ
ÙËÍÎËÊÂÙËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ
132 (ÄÞØÑÆ 70%). ±ÓË R=Me Ä ÕÇÚÇÐËÇ 72 Ú ÄÑÔÔÕÂÐÂÄÎË-
ÄÂáÕÔâ ÑÃÇ ÆÄÑÌÐÞÇ ÔÄâÊË Ë ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ ÒËÒÇÓË-
ÆËÐ 133 (ÄÞØÑÆ 66%).69

¥Îâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÂÎÍÂÎÑËÆÑÄ ÅÓÖÒÒÞ ÐËÍÑÕÑÍÔËÐÂ ÃÞÎÑ
ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÑ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÇ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ ÔÄâÊË C=N D1-
ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 118 ÅËÆÓËÆÑÏ ÂÎáÏËÐËâ Ä ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÇ.113, 114

³ ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ
2-ÏÇÕËÎ-6-ÂÎÍËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 135 ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÐÂÕÓËÌÙËÂÐÑÃÑÓÅËÆÓËÆÂ Ä
´¤¶ Ä ÙËÕÓÂÕÐÑ-×ÑÔ×ÂÕÐÑÏ ÃÖ×ÇÓÐÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓÇ.74

ªÊÖÚÇÐËÇ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ 2-ÏÇÕËÎ-6-ÖÐÆÇÙËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕ-
ÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄË-
ÕÇÎßÐÞØ ÔËÔÕÇÏ Ë ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇÌ ÒÑÍÂÊÂÎÑ, ÚÕÑ. Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË
ÑÕ ÖÔÎÑÄËÌ ÓÇÂÍÙËË ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ ÙËÔ- ËÕÓÂÐÔ-
ËÊÑÏÇÓÑÄ 2-ÏÇÕËÎ-6-ÖÐÆÇÙËÎÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÏÇÐâÇÕÔâ ÑÕ 99 : 1 ÆÑ
5 : 95. ²ÇÊÖÎßÕÂÕÞ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ Ä ÕÂÃÎ. 1.102

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË 2-ÂÎÍËÎ-D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ Ô ÎËÕËÌ-
ÂÎÍËÎ(×ÇÐËÎ)ÆËËÊÑÒËÐÑÍÂÏ×ËÎÃÑÓÂÕÂÏË 136 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 137 (+)-(S)-ÓâÆÂ ËÎË (7)-(R)-ÓâÆÂ Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË
ÑÕ ÔÕÇÓÇÑØËÏËË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ R3 Ä ÃÑÓÂÕÇ.30 ±ÑÎÖÚÇÐÐÞÇ
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐÞ Ä ÕÂÃÎ 2.

R = H (128a), Me (128b).

R1 =Me2C=CHCH2, R2 =Me, R3 = ×ÖÓ-3-ËÎ.

NR

O128a,b

NaBH4, EtOH, N2

258C, 5 Ú

R =Me

R =H

N

O
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Me
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+

129a 129b

N R3

R1

R2
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NaBH4, EtOH, N2

258C, 5 Ú

HN

R2R1

R3

HN
R2

R1

R3

+
HN

R2R1 R3

+

131a 131b 131c

CHC6H4OMe-4

N

53

R

CHC6H4OMe-4

CH2C6H4OMe-4

NaBH4, EtOH, 208C, 2 Ú

R =Me

NaBH4, EtOH, 208C, 72 Ú

R = (CH2)2CH(OCH2Ph)COOEt

N

O132

NH

133

Me

H

OCH2Ph

R1 = Bu, R2 = C5H11 (a);
R1 = (CH2)2CH=CH2, R2 = (CH2)3CH=CH2 (b).

N

OH
H
R1

R2

H
118a,b

AlH3, ÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐ
OH

H

R1
H

HN

HR2

134a,b

R= Pr (81%), C11H23 (95%), (MeO)2CH(CH2)3 (82%).

N MeR

NaCNBH3, THF, N2

208C
N MeR
H
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+

trans-122acis-122a

NH

C11H23

MeMe

N

C11H23

NH

C11H23

Me

N R1

B

H
R3

R3

R2

+
(MeOCH2CH2)2

08C, 0.5 Ú
N R1

H

H
1371361

´ÂÃÎËÙÂ 1. £ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ 2-ÏÇÕËÎ-6-ÖÐÆÇÙËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒË-
ÓËÆËÐÂ.102

£ÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎß ²ÂÔÕÄÑÓËÕÇÎß ³ÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ
cis-122a : trans-122a

Bui2AlH CH2Cl2 99 : 1
LiAlH4 ëNaOMe THF 99 : 1
NaCNBH3 ëHCl MeOH 98 : 2
LiAlH4 ëTi(OPri)4 THF 90 : 10
BuLi ëBui2AlH Et2O 83 : 17
LiAlH4 ëLiCl THF 80 : 20
LiAlH4 ëNiCl2 THF 75 : 25
LiAlH4 ëTiCl3 THF 67 : 33
LiAlH4 CH2Cl2(THF) 67 : 33
LiAlH4 Et2O 20 : 80
Mg(AlH4)2 Et2O 33 : 67
LiAlH4 ëBF3

.Et2O Et2O 33 : 67
LiAlH4 ëBu

i
3Al THF 6 : 94

LiAlH4 ëMe3Al MeO(CH2)2OMe 6 : 94
LiAlH4 ëMe3Al THF 5 : 95
LiAlH4 ëTiCl4 THF 25 : 75
LiAlH4 ëMe3Al Et2O 13 : 87

´ÂÃÎËÙÂ 2. ¤ËÆÓÑÃÑÓËÓÑÄÂÐËÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ.

R1 R2 R3 ªÊÑÏÇÓ (ee, %) £ÞØÑÆ, %

Me Bu R (25) 37
Me Ph R (10) 32
Et Bu R (5) 48
Pr Bu R (4) 75
Pr Me R (11) 82

Me Bu S (22) 32
Me Ph S (10) 30

Me

Me

1144 ®.-¤.¡.ºÄÇØÅÇÌÏÇÓ



£ÞÔÑÍÂâ àÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕß ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÒÓË ÍÂÕÂÎË-
ÕËÚÇÔÍÑÏ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËË 2-×ÇÐËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓË-
ÆËÐÂ. ¬ÂÕÂÎËÊÂÕÑÓ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ËÊ (R)-1,10-ÃËÔÐÂ×ÕÂÎËÐ-
2,20-ÆËÑÎÂÕÂ (R,R)-àÕËÎÇÐ-1,2-ÃËÔ(Z5-4,5,6,7-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÐ-
ÆÇÐ-1-ËÎ)ÕËÕÂÐÂ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÃÓÂÃÑÕÍË ÃÖÕËÎÎËÕËÇÏ Ë
×ÇÐËÎÔËÎÂÐÑÏ. (R)-ªÊÑÏÇÓ 2-×ÇÐËÎÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÒÑÎÖÚÂÎË Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 70 ë 81% Ë 95 ë 98% ee.90, 122, 123

±ÓË ÑÃÎÖÚÇÐËË ÔÏÇÔË 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓË-
ÆËÐÂ 1b Ë ÒÓÑÒÂÐ-2-ÑÎÂ ÓÕÖÕÐÑÌ ÎÂÏÒÑÌ ÄÞÔÑÍÑÅÑ ÆÂÄÎÇÐËâ
Hanowia 450-W ÚÇÓÇÊ ÍÄÂÓÙÇÄÞÌ ×ËÎßÕÓ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÄÑÔÔÕÂ-
ÐÑÄËÕÇÎßÐÑ-ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÞÌ ÒÓÑÙÇÔÔ Ë ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 2-ÏÇÕËÎ-
ÒËÒÇÓËÆËÐ (ÄÞØÑÆ 72%), ÂÙÇÕÑÐ Ë ÒÓÑÆÖÍÕ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄË-
ÕÇÎßÐÑÌ ÆËÏÇÓËÊÂÙËË ÂÙÇÕÑÐÂ ì 2,3-ÆËÏÇÕËÎÃÖÕÂÐ-2,3-
ÆËÑÎ.124

2. °ÍËÔÎÇÐËÇ

±ÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÐÂ 2-ÏÇÕÑÍÔËÒËÒÇÓËÆËÐ 6 3-ØÎÑÓÒÇÓÃÇÐÊÑÌÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓË 7608C ÑÐ ÑÍËÔÎâÇÕÔâ ÆÑ 1-ÅËÆÓÑÍÔËÒËÒÇÓËÆ-2-
ÑÐÂ 22a Ô ÄÞØÑÆÑÏ 87%.125

3-¡ÙÇÕÑÍÔË-2-ÏÇÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (139)
(ÄÞØÑÆ 79%) ÒÑÎÖÚÇÐ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÍËÔÎÇÐËâ ËÏËÐÂ 6 ÕÇÕÓÂ-
ÂÙÇÕÂÕÑÏ ÔÄËÐÙÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÑÎËÏÇÓÂ 4-ÄËÐËÎÒËÓË-
ÆËÐÂ.126

1-¡ÊÂ-7-ÑÍÔÂÃËÙËÍÎÑ[4.1.0]ÅÇÒÕÂÐÞ 140 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÓÂÍ-
ÕËÚÇÔÍË Ô ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË ËÊ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1
ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË 4-ÐËÕÓÑÒÇÓÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ÑÃÎÖÚÇÐËË
ÓÕÖÕÐÑÌ ÎÂÏÒÑÌ ÐËÊÍÑÅÑ ÆÂÄÎÇÐËâ (l=2537 AÊ ) Ä ËÐÇÓÕÐÑÌ
ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ.29

±ÓÑÒÖÔÍÂÐËÇ ÍËÔÎÑÓÑÆÂ ÚÇÓÇÊ ÒËÒÇÓËÆËÐ 15a ÒÓË 408C Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 16 Ú Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÎÂÕËÐÑÄÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ (ÒÑ
¡ÆÂÏÔÖ) ÆÂÇÕ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ 1a, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÑÆ-
ÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏÖ ÑÍËÔÎÇÐËá Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÛËÓÑÍÑÌ
ÅÂÏÏÞ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ, ÍÂÍ àÕÑ ÏÑÉÐÑ ÄËÆÇÕß ËÊ ÔÎÇÆÖáÜÇÌ
ÔØÇÏÞ:

ªÊ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÑÍËÔÎÇÐËâ ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ: ÒËÒÇÓËÆÇËÐ (1a,
6%), ÒËÓËÆËÐ (141, 8%), ÒÇÐÕÂÐ-1,5-ÆËÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (142,
10%), 3-(ÒËÒÇÓËÆ-2-ËÎ)ÒËÓËÆËÐ (143, 3%), ÒËÓÓÑÎËÆËÐ-2-ÑÐ
(144, 7%), N-ÂÙÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ (8%) Ë N-×ÑÓÏËÎÒËÒÇÓËÆËÐ,
ÑÃÓÂÊÖáÜËÌÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËâ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ ÏÖÓÂ-
ÄßËÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ.127

3. ²ÇÂÍÙËË Ô ÏÇÕÂÎÎÑÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 1a Ô
ÎËÕËÌÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÇ ÒÑÔÎÇÆÐËØ Í ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË C=NË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÇ ÒËÓËÆËÐÂ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2.31

R ´ÇÏÒÇÓÂÕÖÓÂ, 8C £ÓÇÏâ, ÏËÐ £ÞØÑÆ, %

Bun 20 70 58
But 780 60 63
Ph 20 30 55
ÒËÓËÆ-3-ËÎ 7100?740 60? 60 44

D1-±ËÒÇÓËÆÇËÐ 1g ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ËÏË-
ÐÑà×ËÓÂ 6 Ô ×ÇÐËÎÎËÕËÇÏ, Â ÕÂÍÉÇ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÕËÑËÏËÐÑ-
à×ËÓÂ 7 ×ÇÐËÎÎËÕËÇÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÆËËÊÑÃÖÕËÎÂÎáÏËÐËÌ-
ÅËÆÓËÆÂ (ÄÞØÑÆ 50%).121

±ÓË ÓÂÊÓÂÃÑÕÍÇ ÒÑÎÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ ÂÎÍÂÎÑËÆÂ (�)-ÒÑÓÂÐÕÇ-
ÓËÐÂ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÃÞÎÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÑ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 145, ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÇ ÓÇÂÍÙËÇÌ ËÏËÐÑ-
à×ËÓÂ 6a Ô ÆÄÖÏâ ÏÑÎâÏË ÎËÕËÌÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
146.128 £ÞØÑÆ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 145 ÍÑÎÇÃÎÇÕÔâ Ä ÛËÓÑÍËØ ÒÓÇÆÇÎÂØ
ÒÓË ËÊÏÇÐÇÐËË ÖÔÎÑÄËÌ ÓÇÂÍÙËË.128
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T, 8C £ÓÇÏâ, Ú ²ÂÔÕÄÑÓËÕÇÎß £ÞØÑÆ, %

0 24 Et2O 14.4
20 a 1 PhH, Et2O 70.2
0 12 ÒÇÐÕÂÐ 80.0

20 120 ÒÇÐÕÂÐ 80.0

a ²ÇÂÍÙËá ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÂÓÅÑÐÂ.

²ÇÂÍÙËâ 2-ÏÇÕËÎÕËÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ 7 Ô
2-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎÎËÕËÇÏ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÒÓËÄÑ-
ÆËÕ Í ÒÓÑÆÖÍÕÖ ÃËÔÂÓËÎËÓÑÄÂÐËâ ì 2,2-ÃËÔ(2-ÏÇÕÑÍÔË×Ç-
ÐËÎ)ÒËÒÇÓËÆËÐÖ 147 Ô ÄÞØÑÆÑÏ ÎËÛß 2%.129

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ë ÕËÑËÏËÐÑà×ËÓÂ 7 Ô
ÑÆÐËÏ àÍÄËÄÂÎÇÐÕÑÏ 2-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎÏÂÅÐËÌËÑÆËÆÂ Ä ÕÇØ ÉÇ
ÖÔÎÑÄËâØ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑÆÖÍÕÖ ÏÑÐÑÂÓËÎËÓÑÄÂÐËâ ì 2-(2-
ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎ)-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÖ 148.129

£ÂÓßËÓÖâ ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË
ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÎËÕËÌÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË, ÏÑÉÐÑ
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÕß ÎËÃÑ ÕÑÎßÍÑ ÏÑÐÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 122, ÎËÃÑ ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÞ 149.130

3-¢ÇÐÊËÎËÆÇÐ-D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ 124 ÃÞÎ ÄÄÇÆÇÐ Ä ÓÇÂÍÙËá Ô
ÃÖÕËÎÎËÕËÇÏ ËÎË Ô ×ÇÐËÎÏÂÅÐËÌÃÓÑÏËÆÑÏ, Ë ÒÑÔÎÇ ÓÂÊÎÑÉÇ-
ÐËâ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÞØ ÔÏÇÔÇÌ ÄÞÆÇÎÇÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ 2-ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 150 (ÄÞØÑÆ 95%) ËÎË 151 (ÄÞØÑÆ 56%).120

²ÇÂÍÙËâ 2-ÙËÂÐÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ô ÏÇÕËÎ-
ÏÂÅÐËÌËÑÆËÆÑÏ ÒÓÑØÑÆËÕ ÒÑ ÔÄâÊË C:N Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÔÏÇÔË 2-ÂÙÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ 10b Ë 2-ÂÙÇÕËÎ-
1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ 10a (ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ 4 : 1, ÑÃÜËÌ
ÄÞØÑÆ 44%).17

ªÔØÑÆâ ËÊ ÕÓËÏÇÓÂ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ Ë ÂÎÎËÎÆËÏÇÕÑÍÔËÃÑ-
ÓÂÐÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕÂÐÑÎÂÏËÐÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ 2-ÂÎÎËÎ-
ÒËÒÇÓËÆËÐ 152 (ÄÞØÑÆ 90%).131

4. ²ÇÂÍÙËË Ô ÂÏËÐÂÏË Ë ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 6 Ô ËÊÃÞÕÍÑÏÏÇÕËÎÂÏËÐÂ
ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ ÏÇÕÑÍÔË-
ÅÓÖÒÒÞ Ë ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÂÏËÐÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 153.87

±ÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ 2-ÏÇÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ 6a
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÏ ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÂ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ
2-ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ.132

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÂÏËÐÑÂÎÍÂÐÔÖÎß×Ñ-
ÍËÔÎÑÕÂÏË 154 Ä ¥®³° ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÊÂÏÇÜÇÐËâ
ÏÇÕÑÍÔËÅÓÖÒÒÞ 155a,b (ÄÞØÑÆ 79 Ë 90% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ),
ÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ POCl3 Ë PCl5 Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÚËÔÎÂ
ÏÇÕËÎÇÐÑÄÞØ ÊÄÇÐßÇÄ Ä ËÔØÑÆÐÑÏ ÂÏËÐÇ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ ÎËÃÑ Ä
ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 156, ÎËÃÑ Ä D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ 157.133

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÒËÓÓÑÎËÆËÐÑÏ ÒÓË
208C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 2 ÔÖÕ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 94% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2-(ÒËÓÓÑÎË-
ÆËÐ-1-ËÎ)-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (158).120

¶ÑÔ×ÑÓÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ ÒÇÓÄËÚÐÞÇ ÂÏËÐÞ 159 ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
Ä ÃÇÐÊÑÎÇ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ 6a ÆÂáÕ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ D1-ÒËÒÇ-
ÓËÆÇËÐÂ 160.134
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N

160R1 = Et: R2 = H, OMe.

R ³ÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ £ÞØÑÆ,%
ÓÇÂÅÇÐÕÑÄ 122 149

Ph 1 : 1 47 7
Pr 1 : 5 7 63
Bu 1 : 5 7 65
But 1 : 5 68 7
Ph 1 : 5 7 60
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²ÇÂÍÙËâ ÅËÆÓÑËÑÆËÆÂ 2-ÏÇÕËÎÕËÑÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ Ô ÙËÍÎËÚÇ-
ÔÍËÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ ÅËÆÓÂÊËÐÂ 161 Ä ÍËÒâÜÇÏ ÂÏËÎÑÄÑÏ
ÔÒËÓÕÇ ÆÂÇÕ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 162, ÊÂâÄÎÇÐÐÑÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÓÇÒÂ-
ÓÂÕÂ, ÔÐËÉÂáÜÇÅÑ ÍÓÑÄâÐÑÇ ÆÂÄÎÇÐËÇ.135

±ÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÅËÆÓÂÊËÆÑÄ O-ÂÎÍËÎÕËÑ×ÑÔ×ÑÓÐÞØ ÍËÔÎÑÕ
163 ÐÂ ËÏËÐÑà×ËÓ 6a ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ ÏÇÕÑÍÔËÅÓÖÒÒÞ
ÐÂ ÑÔÕÂÕÑÍ ÅËÆÓÂÊËÆÂ Ë ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ N,N0-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÅËÆÓÂÊËÐÂ 164.136

²ÇÂÍÙËâ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÙËÔ-2-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÍÂÓÃÑ-
ÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ Ä ÍËÒâÜÇÏ àÕÂÐÑÎÇ ÆÂÇÕ ÒÓÑÆÖÍÕ ÊÂÏÇÜÇÐËâ
ÏÇÕÑÍÔËÅÓÖÒÒÞ 165 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 84%.137

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 166 Ë 167, ÒÂÕÇÐÕÖÇÏÞÇ ÍÂÍ ÔÕËÏÖÎâÕÑÓÞ
ÓÑÔÕÂ ÉËÄÑÕÐÞØ, ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ËÏËÐÑà×ËÓÂ
6a Ô ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ËÎË ÄÕÑÓËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË.138

±ÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä àÕÂÐÑÎÇ ËÏËÐÑà×ËÓ 6a ÄÔÕÖÒÂÇÕ Ä
ÓÇÂÍÙËá Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË ÒÇÓÄËÚÐÞØ (168) ËÎË ÄÕÑÓËÚÐÑÅÑ
(169) ÂÏËÐÑÄ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÚÇÅÑ ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 170
ËÎË 171.139, 140

2-¶ÇÐËÎËÏËÐÑÒËÒÇÓËÆËÐ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ËÊ ÎÂÍÕÑÐÂ 22a Ä
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÒÑÔÎÇÆÐÇÅÑ Ä ËÏËÐÑà×ËÓ 6a ÒÓË
ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÑÍÔËÆÑÏ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂ-
ÙËË Ô ÂÐËÎËÐÑÏ. ¢ÑÎßÛÑÇ ÚËÔÎÑ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÂÓËÎËÏËÐÑÒË-
ÒÇÓËÆËÐÑÄ 172 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÑ ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ ËÊ ÎÂÍÕÑÐÂ 22a
ÒÓË ÇÅÑ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô ÂÓËÎÂÏËÐÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË POCl3.141

±ÇÐËÙËÎÎÂÏËÐ 173 ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÓÇÂÅË-
ÓÖÇÕ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ 6a Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÑÔÐÑÄÂÐËâ ºË××Â
174 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 48%.142

²ÇÂÍÙËÇÌËÏËÐÑà×ËÓÂ6a Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏËÂÎËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÂÏËÐÑÄ 175 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 176.143

¤ËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ ÂÆÂÏÂÐÕËÎËÏËÐÑÒËÒÇÓËÆËÐÂ 177, ÒÓÑ-
âÄÎâáÜËÇ ÂÐÕËÄËÓÖÔÐÖá Ë ÂÐÕËÆËÂÃÇÕËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß,
ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÓÇÂÍÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂÏË ÂÏË-
ÐÑÂÆÂÏÂÐÕÂÐÑÄ.144, 145

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ 9-ÂÏËÐÑ×ÎÖÑÓÇÐÂ
178a 146, 147 ËÎË 5-ÂÏËÐÑÆËÃÇÐÊÑÙËÍÎÑÅÇÒÕÂÐÂ 178b 147, 148 Ô
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂÏË 6 ÆÂÇÕ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 179a,b, ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ
ÅËÒÑÅÎËÍÇÏËÚÇÔÍÑÌ,146, 147 ÂÐÕËÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÑÌ,147, 148 ÂÐÕË-
ÍÑÂÅÖÎâÐÕÐÑÌ Ë ÆËÖÓÇÕËÚÇÔÍÑÌ146 ë 148 ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.

N SMe.HI

+ NNH2

161

C5H11OH

D, 15 ÏËÐ NNH

N

162

R=OMe (44%), OEt (24%).

PNHNH2 + 6a
HO

R
S

163

508C, 1 Ú; 208C, 4 ÔÖÕ
PNHNH

HO

R
S

N
164

6a+

COOH

NH2

EtOH

D, 15 ÏËÐ

HOOC

N
H

N

165

R1 = Ar; R2 = H, Alk; n= 0, 1.

6a+R1(CH CH)nNHR2

R2 = H

R2 = Alk

N N(CH CH)nR1

H

N N(CH CH)nR1

R2H

166

167

6a+
N

N

N

N

O

O

Me

(CH2)nNH2
.HCl

N X

Me

168

EtOH

D, 2 Ú

Me 170

N

N

N

N

O

O

(CH2)nN

N X

NMe H

.HCl

n X £ÞØÑÆ, %

2 CH2 50
2 O 64
3 O 65

6a+
EtOH

D, 10 Ú

N

N

N

N

O

O

Me

CH2CHCH2NH(CH2)2OH
Me OH

.HCl

169

N

N

N

N

O

O

Me

CH2CHCH2N
Me OH

N
(CH2)2OH

.HCl

171 (62.2%)

Ar = 2-ClC6H4 (44.7%), 4-ClC6H4 (50.9%), 4-BrC6H4 (75.9%),
4-MeOC6H4 (39.2%), 2,4-Cl2C6H3 (62.6%), 3,4-Cl2C6H3 (78.9%),
3-Cl-4-Me-C6H3 (28.8%), 3-F3CC6H4 (63.2%).

N O
H
22a

(MeO)2SO2

ArNH2, POCl3, PhH

20 ë 258C, 1 Ú; 80 ë 958C, 3 Ú

6a
PhNH2

1408C, 3 Ú

H
N NPh

H
N NAr

172

6a+ HSCHCCOOH

Me

Me

NH2
MeOH

20 ë 258C, 16 Ú

H
N NCH CSH

COOH

Me

Me

173
174

n= 1ë 3; R = Ph, 4-ClC6H4, ÙËÍÎÑÅÇÍÔËÎ, ÕËÇÐ-2-ËÎ.

6a+

(CH2)n

H2N

R

. HCl

175

(CH2)n

N

R

N
H

176

Adì ÂÆÂÏÂÐÕ-1-ËÎ ËÎË ÂÎÂÏÂÐÕ-2-ËÎ.

6a+AdNH2
.HCl

208C, 7 ÔÖÕ N NAd .HCl
H

177

n= 0 (a), 2 (b); R = H, Bu.

(CH2)n NH2
.HCl +

N

R

OMe

178a,b

(CH2)n N
N

R

H

.HCl

208C, 7 ÔÖÕ

179a,b
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¡ÏËÆËÐÞ 180, ÓÇÍÑÏÇÐÆÖÇÏÞÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÂÐÕËÍÑÂÅÖÎâÐ-
ÕÑÄ Ë ÆËÖÓÇÕËÍÑÄ,147, 149 ë 151 ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÕÂÍÉÇ ÅËÒÑÅÎËÍÇÏË-
ÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá152, 153 ËÎË ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞÇ Ä ÔËÐÕÇÊÇ
ÅËÒÑÅÎËÍÇÏËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ,147 ÒÑÎÖÚÇÐÞ ËÊ ËÏËÐÑà×ËÓÂ
6a Ë ÂÎÍËÎÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÂÏËÐÑÄ.

³ÇÓËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 182 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÂ ËÊ
ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 6 Ë ÒÇÓÄËÚÐÞØ (1-ÐÂ×ÕËÎ)ÂÎÍËÎÂÏËÐÑÄ 181
ËÎË ËØ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ.154

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 182 ÒÓÑâÄÎâáÕ ÅËÒÑÅÎËÍÇÏËÚÇÔÍÖá, ÆËÖÓÇ-
ÕËÚÇÔÍÖá Ë ÂÐÕËÍÑÂÅÖÎâÐÕÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.154

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 6 Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓË-
ÆÂÏË ÒÇÓÄËÚÐÞØ ÂÏËÐÑÄ 183, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ×ÖÓËÎßÐÞÌ ËÎË
ÕËÇÐËÎßÐÞÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß, ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÞ ÂÏËÆËÐÑÄ
184, ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÅËÒÑÅÎËÍÇÏËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.38, 155

a-(±ËÓËÆËÐ-4-ËÎ)ÃÇÐÊËÎÂÏËÐ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÑÕÔÖÕ-
ÔÕÄËÇ ÓÂÔÕÄÑÓËÕÇÎÇÌ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ 6a Ë Ô ÄÞØÑ-
ÆÑÏ 48% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2[a-(ÒËÓËÆËÐ-4-ËÎ)ÃÇÐÊËÎËÏËÐÑ]-
ÒËÒÇÓËÆËÐ.156

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏË ÒÇÓ-
ÄËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË Ä ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 185.156

2-¸ËÂÐËÏËÐÑÒËÒÇÓËÆËÐ 186 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
91% ÓÇÂÍÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÙËÂÐÂÏËÆÑÏ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ.157 ±ÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 187 ÒÑÎÖÚÇÐÑ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 72% ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÕËÑÏÑÚÇÄË-
ÐÑÌ.158

³ÑÇÆËÐÇÐËâ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâØ 1,3 ÒÇÓÄËÚÐÖá
ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÖ Ë ÕÓÑÌÐÖá ÖÅÎÇÓÑÆ-ÖÅÎÇÓÑÆÐÖá ÔÄâÊß ËÎË
ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ, ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ
6a ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒâÕËÚÎÇÐÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ.

±ÓÑÆÖÍÕ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÒÓÑÒ-2-ËÐËÎÂÏË-
ÐÑÏ, ÔÖÜÇÔÕÄÖáÜËÌ Ä ÄËÆÇ ÆÄÖØ ÕÂÖÕÑÏÇÓÑÄ, ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ in
situ, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä 8-ÏÇÕËÎ-1,7-ÆËÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.3.0]ÐÑÐÂ-6,8-
ÆËÇÐ (188) (ÄÞØÑÆ 52%).159

±ÓÑÆÖÍÕ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ë ÂÏËÐÑÂÙÇÕÑ×Ç-
ÐÑÐÂ ÔÂÏÑÒÓÑËÊÄÑÎßÐÑ ÒÑÆÄÇÓÅÂÇÕÔâ ÙËÍÎÑÆÇÅËÆÓÂÕÂÙËË,
ÆÂÄÂâ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 2-ËÏËÆÂÊÑÎËÐÂ 189.160

±ÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÅËÆÓÂÊËÆÂ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ËÏËÐÑ-
à×ËÓÑÏ 6a Ä ÍÔËÎÑÎÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 28% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 9-×ÇÐËÎ-
1,7,8-ÕÓËÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.3.0]ÐÑÐÂ-6,8-ÆËÇÐ (190).161

6a+ C (CH2)nNH2

R1

R2

Ar

208C, 3ì7 ÔÖÕ
C (CH2)nN

R1

R2

Ar

N
H180

R1 =H, Pr; R2 = Ph, 4-ClC6H4, 3-F3CC6H4, cyclo-C3H5; Ar = Ph,
4-FC6H4, 2-ClC6H4, 3-ClC6H4, 4-ClC6H4, 4-PriC6H4, 3-F3CC6H4,
4-F3CC6H4, 2-MeOC6H4, 3-MeOC6H4, 4-MeOC6H4, 4-BuOC6H4,
4-PhOC6H4, 3,4-(MeO)2C6H3, 3,4,5-(MeO)3C6H2; n= 0, 1, 2.

R1 = H, But; R2 = H: R3 = H, 2-Me, 4-Cl, 4-F; R2 = 5-Me,
R3 = 8-Me; R4 = H, Me, Pri, Bun, Ph, 2-MeC6H4.

N OMe

R1

6

+

CHNH2

R4
R3

R2

181

CHN

R4

N

R1

R3

R2

H
182

NR OMe
6

+

X ZNH2

183

EtOH

20 ë 258C, 8 ÔÖÕ

X ZN N R
H

184

X=O, R=H, Z = CHCH2Ph;
X = S, R = H, Z = cyclo-C3H5, C(Me)Et;
X = O, S, R = H, Me, Z = CH2, CHPh, (CH2)3, CH2CH(Et),
cyclo-C3H5, CH2CH(Me), CH(Me)CH2CH2.

N

CHNH2

Ph

6a

1608C, 1 Ú N

CHN

Ph

N
H

6a

H2NCNH2

S

H2NCN

MeOH
N NCN
H

N NCNH2

S

H

186

187

N OMe
6a

+HC CCH2NH2

PhMe, D, 5 Ú

N NHCH2C CH N NCH2C CH
H

N

N
Me

188

6a+ H2NCH2CPh

O

NCH2CPh

O

N
H

N N

OH
Ph

189

PhCNHNH2

O

6a+
ÍÔËÎÑÎ

D, 1 Ú
N

N
N

Ph

190

1608C, 1 Ú

6a

N

R

NCH(CH2)n

Ph

N
H

185

H2NCH(CH2)n

Ph

N

R

n R £ÞØÑÆ, %

0 H 52
0 4-Me 80
0 H 72
1 H 43
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£ ÒÂÕÇÐÕÂØ162, 163 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ Ñ ÔËÐÕÇÊÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ
1,7,8-ÕÓËÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.3.0]ÐÑÐÂ-6,8-ÆËÇÐÂ (191) ËÊ ÂÙËÎÅËÆÓÂ-
ÊËÆÑÄ Ë ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a.

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 191 ÓÇÍÑÏÇÐÆÖáÕÔâ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÕÓÂÐÍÄËÎËÊÂ-
ÕÑÓÑÄ,163 ÔÓÇÆÔÕÄ ÒÓÑÕËÄ ÅÎÂÖÍÑÏÞ162, 163 Ë ÛËÊÑ×ÓÇÐËË.162

±ÑÆÓÑÃÐÑ ËÊÖÚÇÐÞ ÓÇÂÍÙËË ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË D1-ÒËÒÇÓË-
ÆÇËÐÑÄ Ô ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË Ä ÔÑÔÇÆÐËØ ÒÑÎÑÉÇÐËâØ
ÅÓÖÒÒÞ NH2 ËÎË NH Ë ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÖá, ÂÎÍÑÍÔË-ÍÂÓÃÑÐËÎß-
ÐÖá ËÎË ÐËÕÓËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË. ´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ ÔËÐÕÇÊË-
ÓÑÄÂÐÞ ÒÑÎËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÒËÓËÏËÆËÐÂ.

´ÂÍ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË 2-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ 6a Ä ØÎÑÓÃÇÐÊÑÎÇ ÒÑÎÖÚÇÐ
1,2,3,4,4a,6,7,8,9,11a-ÆÇÍÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[2-1b]ØËÐÂÊÑÎËÐ-11-ÑÐ
(192) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 88%.137 ¡ÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ Ô 2-ØÎÑÓÒËÒÇ-
ÓËÆÇËÐÑÏ ÆÂÇÕ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 192 Ô ÄÞØÑÆÑÏ ÎËÛß 8.7%.164 £
ÓÂÃÑÕÇ 164 ÑÒËÔÂÐÑ ÇÜÇ ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ 192 ËÔØÑÆâ ËÊ 2-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÅÇÍÔÂÐÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
ËÎË ÇÇ ÎÂÍÕÂÏÂ.

¿ÐÂÐÕËÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ËÏË-
ÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÙËÔ- ËÎË ÕÓÂÐÔ-2-ÂÏËÐÑÙËÍÎÑÅÇÍÔ-4-ÇÐÍÂÓÃÑÐÑ-
ÄÞÏË ÍËÔÎÑÕÂÏË 193. £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÙËÔ- ËÎË
ÕÓÂÐÔ-1,4,4a,6,7,8,9,11a-ÑÍÕÂÅËÆÓÑØËÐÂÊÑÎËÐ-11-ÑÐÞ 194a
ËÎË 194b ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.165

´ÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 195 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ô ÄÞØÑ-
ÆÂÏË 64 ë 82% ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇÏ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 6 Ô ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÑÌ ËÎË ÇÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË Ä ÃÇÐÊÑÎÇ,45, 166 àÕËÎÑÄÑÏ
ÔÒËÓÕÇ45 ËÎË ¥®¶¡.45

¡ÐÂÎÑÅË ÆÇÊÑÍÔËÄÂÊËÙËÐÑÐÂ 197 ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ô ÐÇÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÂÏËÐÑÍËÔÎÑÕ 196
Ô ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ 6a Ä ÍËÒâÜÇÏ ¥®¶¡.167

X Y Z W £ÓÇÏâ, ÏËÐ £ÞØÑÆ, %

N CH CH CH 10 12
CH N CH CH 210 38
CH CH CH N 150 20
N CH CH N 120 12

²ÇÂÍÙËâ 2-ØÎÑÓ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ô ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÏË ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 198 ÆÂÇÕ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 199.45, 168

R1 R2 ²ÂÔÕÄÑÓËÕÇÎß £ÓÇÏâ, Ú £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË

H COOMe PhH 5 53 45
NO2 H ÆËÑÍÔÂÐ 1 94 168

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô 5-ÂÏËÐÑ-1-×ÇÐËÎ-
4-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-1,2,3-ÕÓËÂÊÑÎÑÏ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 25% ÑÃÓÂ-
ÊÖÇÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 200.169

1,2,3,4,7,8,9,10-°ÍÕÂÅËÆÓÑ-5H -ÆËÒËÓËÆÑ[1.2-a : 20.30-d ]ÒË-
ÓËÏËÆËÐ-5-ÑÐ (201) ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 66% ÐÂÅÓÇÄÂ-
ÐËÇÏ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô 6-ÂÏËÐÑ-5-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-1,2,3,4-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÏ.170

´ÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 203 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÄÞØÑ-
ÆÂÏË 78 ë 85% Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË 2-ÏÇÕÑÍÔË-
3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (6a) Ô 2-ÂÏËÐÑ-3-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑ-
ÐËÎ-4,5-ÒÑÎËÏÇÕËÎÇÐÕËÑ×ÇÐÂÏË 202 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÑÎË×ÑÔ-
×ÑÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (PPA).171

¸ËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô 2-ÂÏËÐÑ-3-àÕÑÍÔËÍÂÓ-
ÃÑÐËÎËÐÆÑÎÑÏ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 39% 5,7,8,9,10,12-
ÅÇÍÔÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[10,20:1,2]ÒËÓËÏËÆÑ[4.5-b]ËÐÆÑÎ-12-ÑÐ (204).172
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³ÑÇÆËÐÇÐËâ 205, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ Ä ÄËÙËÐÂÎßÐÑÏ ÒÑÎÑÉÇÐËË
ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÖ Ë ÐËÕÓËÎßÐÖá ÅÓÖÒÒÖ, ÄÔÕÖÒÂáÕ Ä ÓÇÂÍÙËáÙËÍÎÑ-
ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ 6a ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä 2-ÏÇÕÑÍÔË-
àÕÂÐÑÎÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÓËÏËÆËÐ-4-ÑÐÂ 206.173

·ÑÓÑÛÑ ËÊÖÚÇÐÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÔËÐÕÇÊÂ ÂÐÅÖÎâÓÐÞØ ÒÑÎË-
âÆÇÓÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ âÄÎâÇÕÔâ ÓÇÂÍÙËâ
ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ Ô ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâÏË, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÏË Ä ÄËÙËÐÂÎßÐÞØ ÒÑÎÑÉÇÐËâØ ÅÓÖÒÒÞ
NH Ë CH2COOEt.

´ÂÍ, ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô
2-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÒËÒÇÓËÆËÐÑÏ Ä ÊÂÒÂâÐÐÑÌ ÂÏÒÖÎÇ ÆÂÇÕ
1,2,3,4,6,7,8,9,9a,10 -ÆÇÍÂÅËÆÓÑ-13H-ËÊÑØËÐÑ[2,1-a]-[1,8]-ÐÂ×-
ÕËÓËÆËÐ-13-ÑÐ (207) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 54%.13, 174

£ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÒÓË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a
Ô ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ 208 ÒÓÑÆÖÍÕ ÓÇÂÍÙËË 209 ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
ÎËÛß 20%.14, 174

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 208 Ô ÏÇÕËÎÕËÑÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÏ
7 Ä ÂÏÒÖÎÇ ÒÓË 1008C ÍÓÑÏÇ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË 209
(ÄÞØÑÆ 9%) ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÆËÂÏËÆ 210
(ÄÞØÑÆ 20.5%).14

¦ÔÎË ÓÇÂÍÙËÑÐÐÖá ÔÏÇÔß, ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÖáÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 7 Ë 208, ÑÃÓÂÃÑÕÂÕß 5%-ÐÑÌ
ÔÑÎâÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ, Â ÊÂÕÇÏ ËÑÆËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ Ë ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕß
ÒÓÑÆÖÍÕ ÓÇÂÍÙËË ÃÑÓÅËÆÓËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ Ä ÏÇÕÂÐÑÎÇ (208C,

12 Ú), ÕÑ ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 211
(ÄÞØÑÆ 14%).14 ¥Îâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 209 ë 211 ÒÓÇÆ-
ÎÑÉÇÐÂ ÔÎÇÆÖáÜÂâ ÔØÇÏÂ:

²ÇÂÍÙËâ 1-(àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÏÇÕËÎ)-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑËÊÑ-
ØËÐÑÎËÐÂ (213) Ô 2-ÏÇÕËÎÕËÑÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÏ (7) ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂ-
ÐËË Ä ÊÂÒÂâÐÐÑÌ ÂÏÒÖÎÇ ÆÂÇÕ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 214 (ÄÞØÑÆ 81.1%).47

±ÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ 213 Ô 2-
ÏÇÕÑÍÔËÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÏ 6a Ä ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÑÃÓÂ-
ÊÖÇÕÔâ ËÊÑÏÇÓÐÞÌ ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑÆÖÍÕ 215.13, 174 £
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ 213 Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÒÑÏËÏÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 214
(ÄÞØÑÆ 14%) Ë 215 (ÄÞØÑÆ 21%) ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËÌ
ÒÓÑÆÖÍÕ 216 (ÄÞØÑÆ 19%).13

2-®ÇÕÑÍÔË-3-ÙËÂÐÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (13) ÔÖÜÇ-
ÔÕÄÖÇÕ Ä ÄËÆÇ ÔÏÇÔË ÆÄÖØ ÕÂÖÕÑÏÇÓÑÄ 13a Ë 13b, Ë ÏÑÉÇÕ
ÆÂÄÂÕß ÓÂÊÐÞÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ Ä ÊÂÄËÔËÏÑÔÕË ÑÕ ÕÑÅÑ, ÍÂÍÂâ ËÊ
ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÞØ ×ÑÓÏ ÄÔÕÖÒÂÇÕ Ä ÓÇÂÍÙËá. ±ÑÔÍÑÎßÍÖ Ä ÓÇÊÖÎß-
ÕÂÕÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËâ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 13 Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ
ËÊÑØËÐÑÎËÐÂ 213 ÄÞÆÇÎÇÐÑ ÕÑÎßÍÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 217 (ÄÞØÑÆ
36%), ÑÚÇÄËÆÐÑ, ÚÕÑ Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ËÏËÐÑà×ËÓ 13 ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ä
ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÑÌ ×ÑÓÏÇ 13a.13
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±ÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1 O-ÅËÆÓÑÍÔËÎÂÏËÐÑ-
ÔÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕÑÌ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÑÕÂÛÂ Ë ØÎÑÓËÆÂ ÕÓËàÕËÎ-
ÃÇÐÊËÎÂÏÏÑÐËâ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ 1,7-ÆËÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.1.0]ÅÇÒÕÂÐ Ë
ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 218.23, 175

±ÓÑÙÇÔÔ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 220
(ÄÞØÑÆ 32%) ËÊ 3-ÃÇÐÊËÎËÆÇÐ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ë
ÒËÓÓÑÎÂ ÏÑÉÐÑ ÒÓÇÆÔÕÂÄËÕß ÍÂÍ ÆÄÇ ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÞÇ ÓÇÂÍ-
ÙËË: ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ ÍC=C-ÔÄâÊË ÃÇÐÊËÎËÆÇÐÑÄÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÑÅÑ ÊÂ ÔÚÇÕ C7H-ÅÓÖÒÒÞ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2 ÒËÓÓÑÎÂ, Â ÊÂÕÇÏ
ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÒËÓÓÑÎßÐÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ Í
ÔÄâÊË C=N Ä ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËË 219.120

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÓÇÂÍÙËË D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ Ô ÒÇÓÄËÚÐÞÏË ÂÏË-
ÐÂÏË ÒÓÑÕÇÍÂáÕ Ô ÓÂÔÍÓÞÕËÇÏ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ âÆÓÂ
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ.

´ÂÍ, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÕÓËÏÇÓÂ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ Ô 2-ÂÏËÐÑÃÇÐÊ-
ÂÎßÆÇÅËÆÑÏ Ä ÙËÕÓÂÕÐÑÏ ÃÖ×ÇÓÐÑÏ ÓÂÔÕÄÑÓÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 70%
ÒÑÎÖÚÇÐ 3-(3-ÂÏËÐÑÒÓÑÒËÎ)ØËÐÑÎËÐ.80

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍËÒâÚÇÐËâ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÕËÑàÕÂÐÑÎÂÏË-
ÐÑÏ Ä àÕÂÐÑÎÇ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÂÔÍÓÞÕËÇ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ
âÆÓÂ, Ë ÒÓÑÆÖÍÕÑÏ ÓÇÂÍÙËË âÄÎâÇÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 1,3-ÕËÂÊÑ-
ÎËÐÂ 221 (ÄÞØÑÆ 69%).176

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 223 ì ËÔØÑÆÐÞÇ ÄÇÜÇÔÕÄÂ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ÎÇÍÂÓ-
ÔÕÄÇÐÐÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ Ë ÒÇÔÕËÙËÆÑÄ ì ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÍÑÐÆÇÐÔÂ-
ÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÂÐËÎËÐÂ 222 Ä ËÐÇÓÕÐÑÌ
ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ. ²ÇÂÍÙËâ ÕÂÍÉÇ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÓÂÔÍÓÞÕËÇÏ
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄÑÅÑ âÆÓÂ.176

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô Ñ-×ÇÐËÎÇÐÆËÂÏËÐÑÏ Ä
ÍËÒâÜÇÏ àÕÂÐÑÎÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØÎÑÓËÔÕÑÅÑ ÄÑÆÑÓÑÆÂ ÒÓËÄÑ-
ÆËÕ Í ÔÑÇÆËÐÇÐËá 224 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 74%.177

±ËÒÇÓËÆÇËÐ 1a Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓË×ÕÑÓÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ
ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô 3-(2-ÂÏËÐÑàÕËÎ)ËÐÆÑÎÑÏ Ô ÓÂÔÍÓÞÕËÇÏ ÅÇÕÇÓÑ-
ÙËÍÎÂ ËÏËÐÂ Ë ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÂÎÍÂÎÑËÆÂ ÐÂÊÎËÐËÐÂ 225 Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 72%.178

¡ÓËÎÅËÆÓÂÊËÐÞ 226 Ë ÕÓËÏÇÓ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØÎÑÓËÔÕÑÅÑ ÄÑÆÑÓÑÆÂ Ä ÄËÆÇ ÔÑÎÇÌ 227 Ë 228 Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÎÇÌ ÂÏËÐÑÂÎÍËÎËÐÆÑÎÑÄ 229. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ
ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÄÑÆÐÑÅÑ ÂÏÏËÂÍÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä ÂÏËÐÞ 230.179

²ÇÂÍÙËâ 2-ÏÇÕÑÍÔËÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ (6a) Ô ËÑÆËÔÕÑÄÑÆÑÓÑÆ-
ÐÞÏË ÔÑÎâÏË S-ÏÇÕËÎËÊÑÕËÑÔÇÏËÍÂÓÃÂÊËÆÑÄ 231 ÆÂÇÕ ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ 1,3,5-ÕÓËÂÊÑÎÂ 232.180

N

N

O

HNC

+

7MeOH N

N

CN

O

217

7OMe

7

R=H (17%), Me (35%), CONHMe (52%).

+

N R

+H2NOSO3H

1

208C, 10 Ú

K2CO3, Et3BnNCl , H2O

N
R

NH
218

N

CHPh

+

N
H

D, 14 Ú
N

CH

Ph

N
H

219

N
N

Ph

H 220

N 3

+

CHO

NH2

1008C, 6 Ú
N

(CH2)3NH2

6a+HSCH2CH2NH2

EtOH

D, 4 Ú

N

S (CH2)4NH2

221

R=H, Me; X = O, S.

222

N

X
(CH2)4NH2

R

D, 4 Ú

EtOH, N2
6a+

R NH2

XH
223

6a+

NH2

NH2

EtOH, HCl

808C, 6 Ú

N
N

N

H

H H

N

N
(CH2)4NH2

H 224

N
1a

+
F3CCOOH, H2O

958C, 5 Ú NH

NH

(CH2)4NH2

N

(CH2)2NH2

H

225

+

N

(CH2)3NH3

R1 R2

229

NH4OH

N

(CH2)3NH2

R1 R2

230

+
+

+

+

R1

N
NH2

R2

226

HCl, 227

R1

N
NH3

R2

228

DMF, EtOH, H+

1008C, 5 ë 7 Ú

N 3

HCl

N

Cl7

227

+ +

R1

N
NH2

R2

N

H H R1

N
NH2

R2
(CH2)2

NH3

R1 = H: R2 = H (18%), Me (33%), Ph (23%), CH2Ph (52%);
R1 ëR2 = CH(Me)CH2CH2 (26%).

H

R=H, Ph.

RNHC NNH2
.HI

SMe
6a

231

NN

N

R

MeS (CH2)4NH2
.HI

232

µÔÒÇØË ØËÏËË 67 (12) 1998 1151



5. ²ÇÂÍÙËË Ô ËÊÑÙËÂÐÂÕÂÏË

2-®ÇÕËÎÕËÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (7) ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÂÓËÎ-
ËÊÑÙËÂÐÂÕÂÏË ArNCO Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 233.181

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÏÑÚÇÄËÐÞ 235, ÑÃÎÂÆÂáÜËÇ ÄÞÔÑÍÑÌ ÅËÒÑ-
ÅÎËÍÇÏËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá Ë ÒÑÐËÉÂáÜËÇ ÖÓÑÄÇÐß ÅÎá-
ÍÑÊÞ Ä ÍÓÑÄË, ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ 2-ÂÏËÐÑ-3,4,5,6-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ô ÔÖÎß×ÑÐËÎËÊÑÙËÂÐÂÕÂÏË 234.182

2-®ÇÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (6a) ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô
ÂÓËÎËÊÑÙËÂÐÂÕÂÏË, ÑÃÓÂÊÖâ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 236, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ
ÂÓËÎÂÏËÆÐÖá ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÖ.12

6. ²ÇÂÍÙËË Ô ÐËÕÓËÎÂÏË

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÃÓÂÃÑÕÍË 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ
(1b) ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÆÑÏ ÎËÕËâ 183, 184 Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÓÇÂÍ-
ÙËË ÎËÕËÓÑÄÂÐÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ Ô ÐËÕÓËÎÂÏË RCN ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ
ÅÇÕÇÓÑÆËÇÐÞ 237. ¦ÔÎË Í ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË ÍÓÑÏÇ ÃÇÐÊÑÐËÕ-
ÓËÎÂ ÆÑÃÂÄËÕß ÂÎÎËÎÃÓÑÏËÆ, ÕÑ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 32% ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 238.184

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÎËÕËÇÄÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 6 Ô
ÐËÕÓËÎÂÏË Ô ÄÞØÑÆÂÏË 17 ë 26% ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÃËÙËÍÎËÚÇ-
ÔÍËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÒËÓËÏËÆËÐÂ 239.185

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ËÐÆÑÎËÊËÐÂ 240 ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ Ä ÓÇÊÖÎß-
ÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË ÎËÕËÇÄÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ËÏËÐÂ 1b Ô ÐËÕÓËÎÂÏË Ë
ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍË ÒÓÑÒÂÓÅËÎÃÓÑÏËÆÑÏ.186

¥ËÂÐËÑÐ 241, ÄÑÊÐËÍÂáÜËÌ ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÂ-
ÏËÆÂ ÎËÕËâ Ä ´¤¶ ÐÂ 5-ÏÇÕËÎËÊÑÍÔÂÊÑÎ, ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ËÏËÐÑà-
×ËÓÑÏ 6a, Ë Ô ÄÞØÑÆÑÏ 40% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2-ÂÏËÐÑ-1-
ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.4.0]ÆÇÍÂ-2,5-ÆËÇÐ-4-ÑÐ (242).187

7. ²ÇÂÍÙËË Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ë ÍÇÕÑÐÂÏË

³ÒËÓÕÞ 243 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ (ÄÞØÑÆÞ 56 ë 88%) ÆÇÌÔÕÄËÇÏ
ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÆÂ ÎËÕËâ ÐÂ 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒË-
ÓËÆËÐ (1b) Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇÅÑÔâ
ÎËÕËÇÄÑÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ Ô ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâÏË.188, 189 £ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÃÓÂÃÑÕÍË ËÏËÐÂ 1b ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎ-
ÂÏËÆÑÏ ÎËÕËâ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÓÇÂÍÙËË Ô ÍÑÓËÚÐÞÏ
ÂÎßÆÇÅËÆÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐ ÄÕÑÓËÚÐÞÌ ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞÌ ÔÒËÓÕ 244.190

´ÓËÏÇÓ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ ÎÇÅÍÑ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËÏË
ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË ÒÑ ÕËÒÖ ÍÓÑÕÑÐÑÄÑÌ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂ-
ÐËÇÏ ÂÓËÎÏÇÕËÎÇÐÑÄÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ.120, 191, 192

²ÂÊÓÂÃÑÕÂÐ ËÐÕÇÓÇÔÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÔËÐÕÇÊÂ ÍÇÕÑÐÑÄ 246,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ÒËÒÇÓËÆËÐ-2-ËÎÂ, ÊÂÍÎáÚÂáÜËÌÔâ ÄÑ

Ar = Ph (77%), 4-ClC6H4 (73%), 4-EtOC6H4 (82%).

N

SMe

7

NH

SMe

ArNCO

208C, 1 ë 2 ÔÖÕ
NCONHAr

SMe

233

R=H (42%), Me (49%), Cl (44%).

N

NH2

+ 4-RC6H4SO2NCO
208C, 15 Ú

NH

NCONHSO2C6H4R-4

235234

Ar = Ph (68%), 4-ClC6H4 (65%), 4-EtOC6H4 (70%).

6a 236
N OMe

CONHAr

208C, 3 ë 7 ÔÖÕ
+ ArNCO

N OMe

N

Me

1b

1. LDA, THF, 7788C, 1 Ú
2. RCN,778 208C

NH

CH C

NH

R

237

R=C5H11 (94%), Ph (66%), cyclo-C6H11 (56%).

NH

C C

NH

Ph

CH2CHCH2

238 (32%)

2.

(R = Ph)

1. LDA
Br

R1 = H, Me; R2 = Ph, ×ÖÓ-2-ËÎ, ÕËÇÐ-2-ËÎ, ÒËÓËÆ-2-ËÎ, ÒËÓËÆ-4-ËÎ.

N OMeR1

6

1. LDA, Et2O, ÅÇÍÔÂÐ,

2. R2CN, D, 1 Ú

N

N

NR1 R2

R2

H

778 258C

239

N

Me

1b

a, b, c

N
Me

C NH
R

240

a) LDA, THF,7788C; b) RCN, 3,5 Ú;
c) HC:CCH2Br,7788C77208C, 14 Ú.

R = Ph (70%), cyclo-C3H5 (75%), ÕËÇÐ-2-ËÎ (71%);

O
NMe

LDA, THF

7108C CH2CCHCN

O
7 7

241

1. 6a, 10 208C, 12 Ú
2. MeOH, 208C

N

NH2

O

242

N Me
1b

LDA

7788C
N CH2Li

R1R2CO

PhCH CHCHO

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

N CH2C(OH)R1R2

243

N CH2CH(OH)CH CHPh

244

4-O2NC6H4, Pri, , .

R = Ph, 4-MeC6H4, 4-MeOC6H4, 4-ClC6H4, 4-NCC6H4,

HOCH2O O

N 3

+ RCHO
MeOH

N

CHR
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ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË ÏÇÕËÎÍÇÕÑÐÑÄ RCOMe Ô ÏÂÅÐËÇÄÑÌ ÔÑÎßá
ÏÇÕËÎÍÂÓÃÑÐÂÕÂ (245) Ë ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ 6a.19, 20, 193 ®ÇÕËÎÍÇ-
ÕÑÐÞ ÐÂÅÓÇÄÂÎË Ô ÔÑÎßá 245 Ä ¥®¶¡ ÒÓË 1208C Ä ÕÑÍÇ CO2,
ÄÞÕÇÔÐâÎË CO2 ÂÊÑÕÑÏ Ë ÐÂÅÓÇÄÂÎË ÓÇÂÍÙËÑÐÐÖá ÔÏÇÔß Ä
ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ ÂÊÑÕÂ ÒÓË 1208C Ô ÑÕÅÑÐÍÑÌ ÄÞÆÇÎâáÜÇÅÑÔâ
MeOH. ±ÑÔÎÇ ÑØÎÂÉÆÇÐËâ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÏÂÔÔÞ ÆÑÃÂÄÎâÎË
ËÏËÐ 6a 193 ËÎË ÇÅÑ a-ÕÓËÏÇÓ 19, 20 Ë ÄÞÆÇÓÉËÄÂÎË ÔÏÇÔß Ä
ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ CO2 ÒÓË 208C Ä ÕÇÚÇÐËÇ ÐÇÔÍÑÎßÍËØ ÔÖÕÑÍ.

±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô 1-ÂÙÇÕËÎ-
ÂÆÂÏÂÐÕÂÐÑÏ ÒÓË 1208C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 28 Ú, Â ÊÂÕÇÏ ÒÓË 208C Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 120 Ú ÄÞØÑÆ ÍÇÕÑÐÂ 246 (R=ÂÆÂÏÂÐÕ-1-ËÎ) ÒÑÄÞ-
ÛÂÇÕÔâ ÆÑ 37%.19 ³ ÐËÊÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 246 ÃÞÎË
ÒÑÎÖÚÇÐÞ ËÊ ÍÇÕÑÐÑÄ RCOMe ÒÓË R=4-NCC6H4 ËÎË 4-
Me2NSO2C6H4, Â ÒÓË R=4-HOC6H4, 4-H2NC6H4, 4-
O2NC6H4, 4-HOOCC6H4 ËÎË 4-HO3SC6H4 ËØ ÒÑÎÖÚËÕß
ÄÑÑÃÜÇ ÐÇ ÖÆÂÎÑÔß.19

£ ÒÂÕÇÐÕÇ20 ÑÒËÔÂÐ ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞÌ ÔÒÑÔÑÃ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÍÇÕÑÐÑÄ
246 ÒÓË 208C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 70 Ú. ³ËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
(R=4-MeOC6H4CH=CH, PhCH=CH, 4-ButC6H4CH=CH,
4-BunOC6H4CH=CH, 3,4-(MeO)2C6H3CH=CHCH=CH, 3,4,5-
(MeO)3C6H2CH=CH,4-PhC6H4CH=CH, PhCH=CHCH=CH,
4-MeSC6H4CH=CH, PhCH=C(Me)CH=CH) ÊÂâÄÎÇÐÞ Ä ÍÂÚÇ-
ÔÕÄÇ ÂÐÕËÍÑÂÅÖÎâÐÕÑÄ.

¬ÇÕÑÐ 247 ÄÄÑÆËÎË Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÔÑÎßá 245 Ä ÂÕÏÑÔ×ÇÓÇ
CO2, Â ÊÂÕÇÏ ÆÑÃÂÄÎâÎË ÕÓËÏÇÓ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ Ë Ô ÄÞØÑÆÑÏ
73% ÒÑÎÖÚÂÎË ÒÓÑÆÖÍÕ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË 248.19

²ÇÂÍÙËâ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞÏ ÍÇÕÑÐÑÏ 249 ÒÓË
208C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 24 Ú ÆÂÇÕ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 2-ÒËÒÇÓËÆÑÐÂ 250 Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 46%. ±ÓË ÒÑÐËÉÇÐÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ (7158C Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 62 Ú) ÄÞØÑÆ ÒÑÄÞÛÂÇÕÔâ ÆÑ 65%.194

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÂÙÇÕËÎÂÙÇÕÑÐÂ Ô ËÏËÐÑà×ËÓÑÏ 6a ÒÓÑØÑÆËÕ
Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÏÇÔË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 251 Ë 252 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 26 Ë
25% ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.195

8. ²ÇÂÍÙËË Ô ÍËÔÎÑÕÂÏË Ë ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË

£ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÞ ÒÓË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ ÏÑÅÖÕ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕßÔâ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞÇ
ÍËÔÎÑÕÞ Ë ËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ.

´ÂÍ, ËÏËÐÑà×ËÓ 6a ÍÑÐÆÇÐÔËÓÖÇÕÔâ Ô ÏÇÕËÎÑÄÞÏ 196 ËÎË
àÕËÎÑÄÞÏ 197 à×ËÓÑÏÐËÕÓÑÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ 253a,b, ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞØ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ
ËÐÔÇÍÕËÙËÆÑÄ.196

³ËÐÕÇÊ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 253b ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐ ÒÓË
ÐÂÅÓÇÄÂÐËË 2-ÏÇÕËÎÕËÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (7) Ë àÕË-
ÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ ÐËÕÓÑÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ØÎÑÓËÆÂ
ÙËÐÍÂ.198

ªÊ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÙËÂÐÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ Ë ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a
ËÎË ÕËÑËÏËÐÑà×ËÓÂ 7 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË 254.199 ë 202

X R µÔÎÑÄËâ ÓÇÂÍÙËË £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË

O CONH2 ¥®¶¡, ÍËÒâÚÇÐËÇ 3 Ú 77 199
O CONHPh ´Ñ ÉÇ 66 200
O CONHCH2Ph ã 75 200
O CN EtOH, 208C, 1 Ú 79 201
S COOEt ¥ËÂÊÂÃËÙËÍÎÑÐÑÐÇÐ, 60 202

N2, 1208C, 12 Ú

²ÇÂÍÙËâ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô 4-ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÏÇÕËÎØËÐÑ-
ÎËÐÑÏ ÆÂÇÕ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÂ 255.203

¤ËÆÓÑØÎÑÓËÆ (ÒËÒÇÓËÆ-2-ËÎ)ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÔËÐÕÇÊË-
ÓÑÄÂÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 69% ÓÇÂÍÙËÇÌ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ
1a Ô ÏÂÎÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ ÒÓË
50 ë 608C.204

RCMe + (MeOCOO)2Mg

O 1. DMF, CO2, 1208C
2. N2, 1208C, 4 Ú

245

O O

Mg

R O

6a, CO2

208C, 3 ë 6 ÔÖÕ
RCCH2

O

N
H246

R= 2,5-(MeO)2C6H3 (75%), 4-PhSC6H4 (50%), ÆËÃÇÐÊÑ×ÖÓÂÐ-2-ËÎ
(32%), Ph2CH (37%), 4-MeOC6H4CH=CH (43%),
PhCH=C(Me)CH=CH (48%), PhCH=CHC6H4 (57%), ÒËÓËÆ-4-ËÎ,
(8%) ÂÆÂÏÂÐÕ-1-ËÎ (6%), Ph, 4-MeOC6H4, 4-ButC6H4, 4-BunOC6H4,
3,4,5-(MeO)3C6H2, 4-PhC6H4, 3,4-(MeO)2C6H3CH=CH,
PhCH=CMe, PhCH=CH, 4-MeSC6H4, 4-(×ÎÖÑÓÇÐ-9-ËÎËÆÇÐÏÇÕËÎ)-
×ÇÐËÎÇÐ (73%).

a, b
CHC6H4COCH2

N
CHC6H4COMe

H

247 248 (75%)

a) 245, CO2, DMF, 1208C, 4 Ú; b) , CO2, 24 Ú.
N 3

N OMe

+ CH2 CHCOCH2

S

S
MeOH

6a 249

N (CH)2CCH2

S

SOMe

OMe

O

250

MeCCH2CMe

O O
6a, Et3N

D, 48 Ú
C

Me

O

Me

O

NH

251

+

NH

O

Me

CH

252

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

N OMe

+ O2NCH2COOR

6a

N C
COOR

NO2
H

253a,b

253b

7

+O2NCH2COOEt

N SMe

ZnCl2, N2

1158C

254

H
N C

R

CN

+NCCH2R

N XMe

N

CH2COOMe

6a

NC

MeOOC

HN

255
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£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÑÃÓÂÃÑÕÍË 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓË-
ÆËÐÂ (1b) ­¥¡, Â ÊÂÕÇÏ àÕÑÍÔËÏÇÕËÎÇÐÏÂÎÑÐÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 90% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 9-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-1-ÂÊÂÃË-
ÙËÍÎÑ[4.4.0]ÆÇÍÂ-6,8-ÆËÇÐ-10-ÑÐ (257).205

£ ÓÂÃÑÕÂØ40, 195, 206, 207 ÑÒËÔÂÐÞ ÓÇÂÍÙËË ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÏË-
ÐÑà×ËÓÑÄ 6 Ô ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË à×ËÓÂÏËÏÂÎÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 258,
Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÞØ ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 259, ÓÇÍÑÏÇÐ-
ÆÖÇÏÞÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÆÑ- Ë ÒÑÔÎÇÄÔØÑÆÑÄÞØ ÅÇÓÃËÙËÆÑÄ.207

µÔÎÑÄËâ ÓÇÂÍÙËË Ë ÄÞØÑÆÞ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÒÓËÄÇÆÇÐÞ Ä ÕÂÃÎ. 3.

£ ÒÓÇÆÞÆÖÜÇÏ ÓÂÊÆÇÎÇ ÃÞÎË ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÞ ÓÇÂÍÙËË ËÏËÐÂ
1a Ô ÍÇÕÑÐÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËËÏÂÅÐËÇÄÑÌ ÔÑÎËÏÇÕËÎÍÂÓÃÑÐÂÕÂ
245, ÒÓËÄÑÆâÜËÇ Í ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ 246. £ àÕËØ ÓÇÂÍÙËâØ ÒÓÑ-
ÏÇÉÖÕÑÚÐÑÌ ÔÕÂÆËÇÌ âÄÎâÇÕÔâ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÏÂÅÐËÇÄÞØ
ÇÐÑÎâÕÑÄ b-ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖáÕ Ô
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÏ 1a Ë ÒÑÔÎÇ ÆÇÍÂÓÃÑÍÔËÎËÓÑÄÂÐËâ ÆÂáÕ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 246. £ÒÑÎÐÇ ÇÔÕÇÔÕÄÇÐÐÑ, ÚÕÑ Ä ÓâÆÇ ÆÓÖÅËØ
ÓÂÃÑÕ ÃÞÎ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐ ÔÒÑÔÑÃ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ÒËÒÇ-
ÓËÆËÐÂ 246 ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ËÏËÐÂ 1a Ô b-ÍÇÕÑÍËÔÎÑ-
ÕÂÏË77, 79, 208 ë 210 ËÎË Ô ËØ ÐÂÕÓËÇÄÞÏË ÔÑÎâÏË.26, 27

(�)-ªÊÑÒÇÎßÕßÇÓËÐ (246, R=Me) Ô ÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑ-
ÆÑÏ (42 ë 51%) ÃÞÎ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ËÏËÐÑà×ËÓÂ
1a Ô ÐÂÕÓËÇÄÑÌ ÔÑÎßá ÂÙÇÕÑÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË
Ä ÄÑÆÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 4 Ú.26, 27

R µÔÎÑÄËâ ÓÇÂÍÙËË £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË

Pr 208C, 24 Ú, H2O, pH 7 7 77
Ph ´Ñ ÉÇ 7 77
Me ä 7 79
3,4-(MeO)2C6H3 278C, 24 Ú, H2O, pH 7 79 208, 209
3,4-(MeO)2C6H3 ´Ñ ÉÇ 55 210
4-MeOC6H4 ä 60 210

¿×ËÓÞb-ÍÇÕÑÍËÔÎÑÕ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËËEt3NÍÑÐÆÇÐÔËÓÖáÕÔâ Ô
2-ÏÇÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÏ ËÎË 2-àÕÑÍÔË-3,4,5,6-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÏ, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 260.211, 212

R1 R2 R3 ´ÇÏÒÇÓÂ- £ÓÇÏâ, £ÞØÑÆ, ³ÔÞÎÍË
ÕÖÓÂ, 8C Ú %

Me Me Me 100 a 50 47 211
Me Et Et 100 a 50 7 211
2,4-Cl2-5-FC6H2 Et Me 80 48 63 b 212

a ²ÇÂÍÙËá ÒÓÑÄÑÆËÎË Ä ÂÏÒÖÎÇ; b ÒÑÎÖÚÇÐÂ ÔÏÇÔß ÏÇÕËÎÑÄÑÅÑ Ë
àÕËÎÑÄÑÅÑ à×ËÓÂ 260 Ä ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËË 1 : 2.

5-®ÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-1-ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.4.0]ÆÇÙ-5-ÇÐ-4-ÑÐ
(262) ì ËÔØÑÆÐÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ Ä ÔËÐÕÇÊÇ (�)-àÒËÎÖÒËÐËÐÂ ì
ÒÑÎÖÚÇÐ ËÊ 3-ÑÍÔÑÒÇÐÕ-4-ÇÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ (261) Ë ËÏËÐÑà×ËÓÂ
6a (ÄÞØÑÆ 54%)194 ËÎË ÕËÑËÏËÐÑà×ËÓÂ 7 (ÄÞØÑÆ 62%).213

¥ËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 261 ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂ-
ÕÖÓÇ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô 2-ÏÇÕÑÍÔË-5-×ÇÐËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓË-
ÆËÐÑÏ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ 5-ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-9-×ÇÐËÎ-1-
ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.4.0]ÆÇÙ-5-ÇÐ-4-ÑÐÂ (263) (ÄÞØÑÆ 65%).214

²ÂÊÓÂÃÂÕÞÄÂâ ÒÑÆØÑÆÞ Í ÔËÐÕÇÊÖ ÂÎÍÂÎÑËÆÑÄ ÔÇÏÇÌÔÕÄÂ
Lythraceae, ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ215 ÒÑÎÖÚËÎË ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ
ËÏËÐÂ 1a Ô ÐÇÒÓÇÆÇÎßÐÞÏ ÍÇÕÑà×ËÓÑÏ 264 ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 265 Ô
ÄÞØÑÆÑÏ 84%.

a) Et3N, Me2CO, 50 ë 608C, 2.5 Ú; b) 20%-ÐÂâ HCl, H2O.

+

N
1a

+CH2(COOH)2
a, b

N CH2COOH
H Cl7

256

a) LDA, ÅÇÍÔÂÐ, THF, N2,7308C, 15 ÏËÐ;
b) EtOCH=C(COOEt)2,7788C, 12 Ú.

N Me

1b

a, b

N
COOEt

O257

N

OR1

R2

R3

+
O

O

O

O

R4

R5

6 258

NH

R2

R3

R5

R4

O

O

O

O
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RCOCH2COOH
1a

NRCOCH2
H

246

R1COCH2COOR2 +

N OR3

Et3N

N

COR1

COOR2

260

CH2 CHCCH2COOMe

O

6a, MeOH

208C, 2.5 Ú

7, HgCl2, MeOH

208C, 12 Ú

N

O

COOMe

262

262
261

261+

263

N

O

COOMe

Ph208C, 45 Ú

MeOH

N OMe

Ph

N
1a

MeO

PhCH2O

CH CHCCH2COOEt

O

+

264

EtOH

208C, 48 Ú

N

O

EtO

O

OMe

OCH2Ph
265

´ÂÃÎËÙÂ 3. µÔÎÑÄËâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ Ë ÄÞØÑÆÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 259.

R1 R2 R3 R4 R5 T, 8C £ÓÇÏâ, Ú £ÞØÑÆ, ³ÔÞÎ-
% ÍË

Me H H Me Me ÔÏ.a 12 7 40
Me H Me Me Me ÔÏ.a 12 84 40
Me H H Me Me ÔÏ.b 24 90 195
Me H H Me Me ÔÏ.c 12 76 206
Et Me H Me Me 112 ë 113 2 16 207
Et H H But H 112 ë 113 2 7 207
Et H H Et2CH H 112 ë 113 2 7 207
Et H H (CH2)5 112 ë 113 2 7 207
Et H Me Me Me 112 ë 113 2 7 207
Et H H Pri H 112 ë 113 2 7 207
Et H H Me Me 112 ë 113 2 7 207

a¬ËÒâÚÇÐËÇ Ä CHCl3 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Ni(OAc)2; b ÍËÒâÚÇÐËÇ Ä PhH Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ Ë ÒËÒÇÓËÆËÐÂ; c ÍËÒâÚÇÐËÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ.
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£ ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÂÙÇÕËÎÂÙÇÕÑÐÂÕÂ ÐËÍÇÎâ ËÏËÐÑà×ËÓ 6a
ÄÔÕÖÒÂÇÕ Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÍÇÕÑÎÂÍÕÑÐÂÏË 266 Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 267.216

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1-ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.3.0]ÐÑÐÂÐ-8,9-ÆËÑÐÂ (269)
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ËÊ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ 1a Ë à×ËÓÑÄ
ÍÇÕÑÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 268.217, 218

R1 R2 µÔÎÑÄËâ ÓÇÂÍÙËË £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË

Me Et C6H6, D, 18 Ú 30 217
OMe But Et2O, EtOH, 208C, 6 Ú 30 218

±ÓË ÓÇÂÍÙËË ËÏËÐÂ 1a Ô à×ËÓÂÏË ÑÍÔÂÎËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ (268, R1=H) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÕÂÖÕÑÏÇÓÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
269 ì 8-ÅËÆÓÑÍÔË-7-ÂÎÍÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-1-ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.3.0]-
ÐÑÐ-7-ÇÐ-9-ÑÐÞ.25

N-­ËÕËÌ-2-ÏÇÕËÎÇÐÒËÒÇÓËÆËÐ 5, ÑÃÓÂÊÖáÜËÌÔâ ÒÓË
ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (1b) ­¥¡, in
situ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÆËàÕËÎÍÂÓÃÑÐÂÕÑÏ Ë Ô ÄÞØÑÆÑÏ 59% ÆÂÇÕ
2-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÏÇÕËÎÇÐÒËÒÇÓËÆËÐ (270).10

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô à×Ë-
ÓÂÏË ÍÇÕÑÆËÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 271 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Et3N
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ØËÐÑÎËÊËÐÂ 272.219

9. ²ÇÂÍÙËË Ô ÍÇÕÇÐÂÏË

D1-±ËÒÇÓËÆÇËÐÞ Ë ÍÇÕÇÐÞ ÓÇÂÅËÓÖáÕ ÒÑ ÕËÒÖ [2+2]-ÙËÍÎÑ-
ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌì
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1-ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.2.0]ÑÍÕÂÐÂ.

´ÂÍ, ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË PhPOCl2 Ë Et3N ÐÂ ÍÂÎËÇÄÖá ÔÑÎßN-(2-
ÏÇÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÒÓÑÒÇÐ-2-ËÎ)ÅÎËÙËÐÂ (273) ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÍÇÕÇÐ 274, ÍÑÕÑÓÞÌ in situ ÄÔÕÖÒÂÇÕ Ä ÓÇÂÍÙËá ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËâ Ô 2-×ÇÐËÎ-3,3-ÆËÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓË-
ÆËÐÑÏ, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÚÇÅÑ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 7-(2-ÏÇÕÑÍÔË-
ÍÂÓÃÑÐËÎÒÓÑÒÇÐ-2-ËÎ)ÂÏËÐÑ-5,5-ÆËÏÇÕËÎ-6-×ÇÐËÎ-1-ÂÊÂÃË-
ÙËÍÎÑ-[4.2.0]ÑÍÕÂÐ-8-ÑÐ (276) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 74%.220

£ ÓÂÃÑÕÇ221 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ Ñ ÔËÐÕÇÊÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1-ÂÊÂÃË-
ÙËÍÎÑ[4.2.0]ÑÍÕÂÐÂ 278a ë g (ÄÞØÑÆÞ 42 ë 87%) ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ ËÏËÐÂ 275 Ô ÍÇÕÇÐÂÏË, ÑÃÓÂÊÖáÜËÏËÔâ ËÊ
ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÄ ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ 277 ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË
ÕÓËàÕËÎÂÏËÐÂ.

¡ÊËÆÑÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 278a ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 2 Ú, Ä ÃÑÎß-
ÛËÐÔÕÄÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÆÎâ ÊÂÄÇÓÛÇÐËâ ÓÇÂÍÙËË ÐÇÑÃØÑÆËÏÑ 12 Ú.
¢ÑÎÇÇ ÉÇÔÕÍËÇ ÖÔÎÑÄËâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÆÎâ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËâ 278g (ÄÞØÑÆ 61%): ÓÇÂÍÙËá ÒÓÑÄÑÆËÎË ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä
ÕÇÚÇÐËÇ 1.5 Ú Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÄÞÆÇÓÉËÄÂÐËÇÏ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ
ÔÏÇÔË ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 16 Ú.221

ªÏËÐÑà×ËÓ 6a ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ÆËÍÇÕÇÐÑÏ ÖÉÇ ÒÓË 08C ÒÑ
ÆÄÖÏ ÐÂÒÓÂÄÎÇÐËâÏ: Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ØËÐÑÎË-
ÊËÐÂ 279 (ÄÞØÑÆ 10%) Ë ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ ÒËÓËÆÑ[2.1-b]ÑÍÔÂÊËÐÂ
280 (ÄÞØÑÆ 43%).222

±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÓÇÂÍÙËË Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÇ ÒÓË 208C
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÕÑÎßÍÑ ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍÑÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 281 ì ÒÓÑ-
ÆÖÍÕ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÆÄÖØ ÏÑÎÇÍÖÎ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÆÄÖÏâ
ÏÑÎÇÍÖÎÂÏË ÆËÍÇÕÇÐÂ. ¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ223 ÒÓÇÆÎÂÅÂáÕ ÔÎÇ-
ÆÖáÜÖá ÔØÇÏÖ ÓÇÂÍÙËË:

R =H (56%), Et (33%).
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267
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R2 = But (60%), Et (48%).
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R=Me (57%), Et (92%).
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O
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R
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R=N3 (a), MeO (b), PhO (c), PhCH2O (d), 4-ClC6H4SO3 (e),
×ÕÂÎÑËÏËÆ-1-ËÎ (f), Cl (g).
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£ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÖÚÂâØ Ä ÓÇÂÍÙËË Ô D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂÏË
ÄÄÑÆËÎË ÍÇÕÇÐÞ, ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÆÓÖÅËÏË ÔÒÑÔÑÃÂÏË. ´ÂÍ,
ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÕÑÎÖÑÎÇ ÅÑÏÑ×ÕÂÎÇÄÞÌ ÂÐÅËÆÓËÆ 282a ËÎË
4,5-ÆËÏÇÕÑÍÔËÅÑÏÑ×ÕÂÎÇÄÞÌ ÂÐÅËÆÓËÆ 282b ÑÕÜÇÒÎâáÕ
ÏÑÎÇÍÖÎÖ CO2, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÍÇÕÇÐÞ 283,
ÍÑÕÑÓÞÇ ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô 2-ÏÇÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆË-
ÐÑÏ (6a) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 284.224

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 285, ÑÃÓÂÊÖáÜÇÇÔâ ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÕËÑÐËÎØÎÑ-
ÓËÆÂ ÐÂ ÂÐÕÓÂÐËÎÑÄÖá ÍËÔÎÑÕÖ, ÖÉÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂ-
ÕÖÓÇ ÑÕÜÇÒÎâÇÕ ÏÑÎÇÍÖÎÖ SO2, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ÍÇÕÇÐ 286,
ÍÑÕÑÓÞÌ ÄÔÕÖÒÂÇÕ Ä ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËá Ô ËÏËÐÑà×ËÓÂÏË, Ë
ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ØËÐÂÊÑÎËÐÂ 287 (ÄÞØÑÆÞ 71 ë
82%).225, 226

±ÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÃÇÐÊÑ[b]-1,8-ÐÂ×ÕËÓËÆËÐÂ 293 ÔËÐÕÇÊËÓÑ-
ÄÂÐÞ ÓÇÂÍÙËÇÌ 2-ÏÇÕËÎÕËÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (7) Ô
N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏË ËÊÂÕÑÄÞÏË ÂÐÅËÆÓËÆÂÏË 288 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
­¥¡. °ÚÇÄËÆÐÑ, Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÂÐÅËÆÓËÆÞ 288 ÑÕÜÇÒ-
ÎâáÕ ÏÑÎÇÍÖÎÖ CO2, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ÍÇÕÇÐÞ 289, ÍÑÕÑÓÞÇ
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖáÕ ÒÑ ÕËÒÖ ÓÇÂÍÙËË [4+2]-ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ Ô ÎËÕËÇÄÞÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 290, ÒÑÎÖÚËÄÛËÏÔâ Ä ÓÇÊÖÎß-
ÕÂÕÇ ÆÇÌÔÕÄËâ ­¥¡ ÐÂ ÕËÑËÏËÐÑà×ËÓ 7. °ÃÓÂÊÑÄÂÄÛËÇÔâ
ÔÑÎË 291 ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ô ÑÕÜÇÒÎÇÐËÇÏ ÏÑÎÇÍÖÎÞ MeSH Ä
ÔÑÎË 292. ±ÑÔÎÇÆÐËÇ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÄÑÆÐÞÏ ÓÂÔÕÄÑÓÑÏ
ØÎÑÓËÆÂ ÂÏÏÑÐËâ ÆÂáÕ ÍÑÐÇÚÐÞÇ ÒÓÑÆÖÍÕÞ 293.227

·ÓÑÏÕÓËÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÞ ÍÇÕÇÐÂ 295, ÑÃÓÂÊÖá-
ÜËÇÔâ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ×ÑÕÑÎËÊÂ ÍÂÓÃÇÐÑÄÞØ ÍÑÏÒÎÇÍÔÑÄ 294,
ÓÇÂÅËÓÖáÕ in situ Ô 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÏ (1a) Ô ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 1-ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.2.0]ÑÍÕÂÐ-8-ÑÐÂ
296.228, 229

±ÓË ÑÔÄÇÜÇÐËË ÔÑÎÐÇÚÐÞÏ ÔÄÇÕÑÏ ÔÏÇÔË 2-×ÇÐËÎ-3,4,5,6-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ë ÍÂÓÃÇÐÑÄÑÅÑ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ 297 Ä ÂÕÏÑ-
Ô×ÇÓÇ ÂÓÅÑÐÂ Ë ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÏ ÑÍËÔÎÇÐËË ÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÌ ÔÏÇÔË
ÍËÔÎÑÓÑÆÑÏ ÄÑÊÆÖØÂ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ 7-ÏÇÕËÎ-7-ÏÇÕÑÍÔË-6-
×ÇÐËÎ-1-ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.2.0]ÑÍÕÂÐ-8-ÑÐ (298) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 63%.230
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10. ²ÇÂÍÙËË Ô ÂÎÍËÎÅÂÎÑÅÇÐËÆÂÏË

±ËÒÇÓËÆËÐ-2-ÕËÑÐ Ä ÕËÑÎßÐÑÌ ÕÂÖÕÑÏÇÓÐÑÌ ×ÑÓÏÇ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ
Ô àÕËÎÑÄÞÏ à×ËÓÑÏ 2-ÃÓÑÏÃÖÕ-3-ÇÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ 299 Ô ÑÃÓÂ-
ÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÑÎË 300. ±ÑÔÎÇÆÖáÜÂâ ÑÃÓÂÃÑÕÍÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 300
àÕËÎÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÐÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÏÖ ÒËÒÇ-
ÓËÆËÐ-2-ÕËÑÐÖ 302 (ÄÞØÑÆ 70%), ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ
ÑÃÝâÔÐâáÕ S,N-ÂÎÎËÎßÐÑÌ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÑÌ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ
301 Ä ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË.231

ªÏËÐÑà×ËÓ 6a ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ­¥¡, Â ÊÂÕÇÏ ÅÂÎÑÅÇÐÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÏË ÑÃÓÂÊÖÇÕ ÒÓÑÆÖÍÕ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 3
303.56, 194

R X ´ÇÏÒÇÓÂ- £ÓÇÏâ, Ú £ÞØÑÆ, % ³ÔÞÎÍË
ÕÖÓÂ, 8C

I 20 4 56 56
I 715 6 51.5 194

CH2=C(Me)(CH2)2 I 778 3 60 194
I 20 0.33 60 194

MeC(Cl)=CHCH2 Cl 778 2 37 56

±ÓË ÒÑÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÐÑÏ ÆÇÌÔÕÄËË ÅËÆÓËÆÂ ÐÂÕÓËâ Ë ÅÂÎÑ-
ÅÇÐÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ R2X ÐÂ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÞ 304 (R1=COOEt)
ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÏÇÕËÎÇÐÑÄÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÃÑÍÑÄÑÌ
ÙÇÒË Ë Ô ÄÞØÑÆÂÏË 35 ë 80% ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 305.109

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 305 (R1=H, Me, R2=Me) ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ Ô
ÄÞØÑÆÂÏË >95% ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 304
(R1=H, Me) Ô ËÑÆËÔÕÞÏ ÏÇÕËÎÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ­¥¡ Ä
´¤¶ ÒÓË ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ778?208C Ä ÕÇÚÇÐËÇ 1 Ú.232

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 306 Ô ÅÂÎÑÅÇÐÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞÏË ÂÎÍËÎËÓÖÇÕÔâ ÂÕÑÏ ÂÊÑÕÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ âÆÓÂ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒËÒÇÓËÆÑÐÑÄ 307.39, 233 µÔÎÑÄËâ
ÓÇÂÍÙËË Ë ÄÞØÑÆÞ ÒÓËÄÇÆÇÐÞ Ä ÕÂÃÎ. 4.

11. ²ÇÂÍÙËË N-ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËâ

N-¡ÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ, ÏÑÐÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒÑ
ÒÑÎÑÉÇÐËá 3, ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÂÙËÎËÓÖáÜËØ ÂÅÇÐÕÑÄ ÔÑÒÓÑ-
ÄÑÉÆÂÇÕÔâ ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËÇÌ ÆÄÑÌÐÑÌ ÔÄâÊË.

´ÂÍ, ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÖÍÔÖÔÐÑÅÑ ÂÐÅËÆÓËÆÂ ÐÂ 3-àÕËÎ-
D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 308 (ÄÞØÑÆ 57%). £
ÕÇØ ÉÇ ÖÔÎÑÄËâØ ËÊ 3,3-ÆËÏÇÕËÎ-D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÂ Ô ÄÞØÑÆÑÏ
78% ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ ÆËÂÙÇÕËÎßÐÑÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 309.72

N-¡ÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ ËÏËÐÂ 1a ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÂÏË ÒÑÎËÐÇÒÓÇ-
ÆÇÎßÐÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÓÑÄÇÆÇÐÑ ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË Ä ÃÇÐÊÑÎÇ,234, 235 Â
N-ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ 2,6-ÆËÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂ-ÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ
ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÏ ÂÍÓËÎÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ì Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËà-
ÕËÎÂÏËÐÂ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ.236

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 311 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÑ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 76% ÒÓË ÓÇÂÍ-
ÙËË ËÏËÐÂ 1a Ô ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÏ 310 Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Et3N Ä
¥®¶¡.237

²ÇÂÍÙËâ ÕËÑËÏËÐÑà×ËÓÂ 7 Ô ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÂÏË ÖÍÔÖÔÐÑÌ
ËÎË ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ
Ë ÒÓËÄÑÆËÕ Í N-ÂÙËÎßÐÞÏ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 312.238
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´ÂÃÎËÙÂ 4. ¡ÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ 306.

R1 R2 R3 X ´ÇÏÒÇ- £ÓÇ- £Þ- ³ÔÞÎ-
ÓÂÕÖ- Ïâ, Ú ØÑÆ, % ÍË
ÓÂ, 8C

Me H Me I 60 6 93 39
Me H Et I 60 48 52 39
Me H PhCH2 Br 60 10 80 39
Me H Ph(CH2)2 Br 100 28 7 39
Me H 3,4-(MeO)2C6H3(CH2)2 Br 90 24 8 39
Et H Ph(CH2)2 Br 100 48 27 39
Me H PhCOCH2 Br 60 3 91 39, 233
Et H PhCOCH2 Br 60 4 94 39
Me H 3,4-(MeO)2C6H3COCH2 Br 60 5 88 39, 233
Et H 3,4-(MeO)2C6H3COCH2 Br 60 5 92 39
Me Et PhCOCH2 Br 60 3 7 233
Me Et 3,4-(MeO)2C6H3COCH2 Br 60 5 7 233
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·ÎÑÓÖÅÑÎßÐÞÌ à×ËÓ ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô ËÏËÐÑÏ 1b Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ÒÑÕÂÛÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÒÓÑÆÖÍÕÂ N-ÂÙËÎËÓÑÄÂÐËâ 313
(ÄÞØÑÆ 79%).239

±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 6 Ô ÅËÆÓËÆÑÏ ÎËÕËâ Ä
´¤¶ Ë ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÎËÕËÌÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÌ ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÂÏË ÍÂÓÃÑÐÑÄÞØ ÍËÔÎÑÕ ÒÓÑÆÖÍÕÞ N-ÂÙË-
ÎËÓÑÄÂÐËâ 314 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÐËÊÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË. °ÔÐÑÄÐÞÏË
ÒÓÑÆÖÍÕÂÏË ÓÇÂÍÙËË âÄÎâáÕÔâ ÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 315
(ÄÞØÑÆÞ 72 ë 77%). ±ÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 6 ÅËÆÓË-
ÆÂÏË ÎËÕËâ ËÎË ÐÂÕÓËâ ËÎË ÅËÆÓÑÍÔËÆÑÏ ÎËÕËâ Ä ÃÇÐÊÑÎÇ, Â
ÊÂÕÇÏ ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÂÏË N-ÂÙËÎËÓÑÄÂÐÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 314
ÑÍÂÊÞÄÂáÕÔâ ÑÔÐÑÄÐÞÏË ÒÓÑÆÖÍÕÂÏË ÓÇÂÍÙËÌ (ÔÏ.
ÕÂÃÎ. 5).185

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËâ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÅËÆÓËÆÑÏ
ÎËÕËâ Ä ÃÇÐÊÑÎÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 3 Ú Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ
ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÏ ÃÇÐÊÑÌÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÕÂÍÉÇ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËÇ ÕËÒÂ 315 (R1=H, R2=Ph) Ô ÄÞØÑÆÑÏ 32%.185

£ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÏ ËÊÖÚÇÐËÇ ÓÇÂÍÙËË D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ Ô
ÅËÆÓËÆÑÏ ÎËÕËâ Ë ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÑÏ ×ÖÓÂÐ-3-ÍÂÓÃÑÐÑÄÑÌ
ÍËÔÎÑÕÞ ÃÞÎÑ ÒÓÑÆÑÎÉÇÐÑ. £ ÓÂÃÑÕÇ 121 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ Ñ ÒÑÎÖ-
ÚÇÐËË ÕÑÎßÍÑ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÓÂÔÍÓÞÕËâ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ.

²ÇÂÍÙËâ ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ØÎÑÓÂÐÅËÆÓËÆÂÏË ÔÖÎß×ÑÍË-
ÔÎÑÕ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Bu4N+Cl7

Ä CH2Cl2 ÒÓËÄÑÆËÕ Í N-ÔÖÎß×ÑÐËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 316.41

12. ²ÇÂÍÙËË Ô ÎÂÃËÎßÐÞÏË ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÔËÔÕÇÏÂÏË

£ àÕÑÏ ÓÂÊÆÇÎÇ ÑÃÔÖÉÆÇÐÞ ÓÇÂÍÙËË D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ Ô ÎÂ-
ÃËÎßÐÞÏË ÙËÍÎËÚÇÔÍËÏË ÔËÔÕÇÏÂÏË, ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂáÜËÇÔâ ËØ
ÓÂÔÍÓÞÕËÇÏ ËÎË ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËÇÌ.

´ÂÍ, 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐ (1a) ÄÔÕÖÒÂÇÕ ÄÑ ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËÇ Ô ÕËËÓÂÐÂÏË 317 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÆÑ 1008C; ÒÓÑÆÖÍ-
ÕÂÏË ÓÇÂÍÙËË âÄÎâáÕÔâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1-ÂÊÂ-7-
ÕËÂÃËÙËÍÎÑ[4.3.0]ÐÑÐÂÐÂ (318).240

¢ËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 320 ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
ÐÂÅÓÇÄÂÐËÇÏ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1 Ô ÆË×ÇÐËÎÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐÑÐÑÏ
319a 241 ËÎË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÏÇÕËÎÇÐÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐÂ 319b.242

¥ÓÖÅÂâ ÓÇÅËÑÐÂÒÓÂÄÎÇÐÐÑÔÕß ÐÂÃÎáÆÂÇÕÔâ ÒÓË ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËË 2-(4-ÏÇÕËÎÕËÑ×ÇÐËÎ)-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ô
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË ÏÇÕËÎÇÐÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐÂ 319c.242

²ÇÂÍÙËâ D1-ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 1 Ô ÆË×ÇÐËÎÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐÑÐÑÏ
319a ËÎË Ô ÙËÍÎÑÒÓÑÒÇÐÕËÑÐÑÏ 319d Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÕÓËÙË-
ÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 321 (ÄÞØÑÆÞ 46 ë 82%), ÑÚÇÄËÆÐÑ,
âÄÎâÇÕÔâ ÆÄÖØÔÕÂÆËÌÐÞÏ ÒÓÑÙÇÔÔÑÏ. ¯Â ÒÇÓÄÑÌ ÔÕÂÆËË ÒÑÎÖ-
ÚÂáÕÔâ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÕËÒÂ 320, ÍÑÕÑÓÞÇ Ä ÖÔÎÑ-
ÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂáÕ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÖá
ÙËÍÎËÊÂÙËá ÊÂ ÔÚÇÕ ÅÓÖÒÒÞ CH2 Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 5 ÒËÒÇÓËÆËÐÑ-
ÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ Ë ÔÄâÊË C=C ÒâÕËÚÎÇÐÐÑÅÑ ÙËÍÎÂ.241

D1-±ËÒÇÓËÆÇËÐÞ 322, ÔÑÆÇÓÉÂÜËÇ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2 ÙËÍÎÑ-
ÒÓÑÒËÎßÐÞÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß, ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
ØÎÑÓËÆÂ ÂÏÏÑÐËâ ËÊÑÏÇÓËÊÖáÕÔâ Ä ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 1-ÂÊÂÃË-
ÙËÍÎÑ[4.3.0]ÐÑÐ-6-ÇÐÂ: ËÊ ËÏËÐÑÄ 322 (R2=H) ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ

R=Me (73%), Ph (83%).

N

SMe

7

+RCOCl
Et3N, CH2Cl2

208C, 4 Ú
NCOR

SMe

312

N

Me

1b

+EtOCOCl
K2CO3, CCl4

208C, 17 Ú
NCOOEt

Me

313

N

OMe

R1

6

1. °ÔÐÑÄÂÐËÇ
2. R2COCl

NCOR2 + R2CNHCH(CH2)3COMe

O

R1

O R1 O

314

315

R1 = R2 =H; R1 =Me, R2 = H;
R1 =Me2C=CHCH2, R2 =Me (47%);

N OMeR1

R2
a, b

O

CNHCHCH(CH2)2COOMe

O R1

R2

a) LiH, THF, N2, D, 3 Ú; b) , 258C.

O

COCl

R=Me (73%), Ph (66%), 4-C6H4 (66%).

6a+RSO2Cl
Bu4N+Cl7, CH2Cl2

208C, 16 Ú
NSO2R

O

316

R1 = R2 =H (63%); R1 = H, R2 =Me (67%); R1 = R2 =Me (32%).

S

R1

R2

317

+
N

1a

EtOH, PhH, ÂÄÕÑÍÎÂÄ

1008C, 20 Ú N

S R1

R2

318

Y= : R=MeSC6H4 (60%), 2,5-(MeO)2C6H3 (77%).

Y = O: R=Me (79%), Et (76%), 2,5-(MeO)2C6H3 (80%).
O

O

Y

Ph Ph

+

N R

PhMe ËÎË EtOH, D

N

YR

Ph

Ph

319a,b 1 320

Ph Ph

COMeMeOC

+

N C6H4SMe-4

EtOH

N

Ph
C6H4SMe-4

Ph

COMe
MeOC319c

1
50%

D, 16 Ú

Y

Ph Ph

+

N R

EtOH ËÎË BuOH

N

Ph

Ph

Y

R

319a,d 1 321

D, 3 Ú; 208C, 15 Ú

Y = O: R= Ph, 4-MeSC6H4; Y = S: R =Me, Et, Ph,
4-MeSC6H4, 2,5-(MeO)2C6H3.

´ÂÃÎËÙÂ 5. N-¡ÙËÎËÓÑÄÂÐËÇ ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ 6.

R1 R2 °ÔÐÑ- ²ÂÔÕÄÑ- µÔÎÑÄËâ ÓÇÂÍÙËË £ÞØÑÆ 314,
ÄÂÐËÇ ÓËÕÇÎß %

1-â ÔÕÂÆËâ 2-â ÔÕÂÆËâ

Me ¶ÖÓËÎ-3 LiH THF D, 3 Ú 258C, 88 Ú 4
H LiH THF D, 3 Ú 258C, 88 Ú 6
Me LiOH C6H6 D, 3 Ú 258C, 19 Ú 75
H NaH C6H6 D, 3 Ú 258C, 19 Ú 70
H Ph LiH C6H6 D, 3 Ú 258C, 19 Ú 67

1158 ®.-¤.¡.ºÄÇØÅÇÌÏÇÓ



ËÐÆËÄËÆÖÂÎßÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 323, Â ËÏËÐ 322 (R1=H,
R2=Me) ÆÂÇÕ ÆÄÂ ËÊÑÏÇÓÐÞØ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÓÇÂÍÙËË 324 Ë 325.95

10-¡ÙÇÕËÎ-7-×ÇÐËÎ-2,8-ÆËÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.4.0]ÆÇÍÂ-6,10-ÆËÇÐ-
9-ÑÐ 327 ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 56% Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÓÇÂÍÙËË
ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô 6-ÏÇÕËÎ-2-×ÇÐËÎ-1,3-ÑÍÔÂÊËÐ-4-ÑÐÑÏ
(326).243

¤ËÆÓÑØÎÑÓËÆ 2-ÂÏËÐÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (328)
ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô 1,3,5-ÕÓËÂÊËÐÑÏ ËÎË ÇÅÑ 2,4,6-ÕÓËÔ(ÕÓËàÕÑÍ-
ÔËÍÂÓÃÑÐËÎ)ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ Ä ¥®¶¡ ÆÂÇÕ ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËâ 330 Ô ÄÞØÑÆÂÏË 63 ë 75%. ¡ÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ
ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÒÓË ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËË Ô ÕÓËÂÊËÐÂÏË ÅËÆÓÑËÑÆËÆÂ
2-ÏÇÕËÎÕËÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (328, X=SMe,
Y=I), ÑÆÐÂÍÑ Ä àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ
330 ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ÐËÊÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.244

¬ÂÍ ÒÑÍÂÊÂÐÑ ÐÂ ÒÓËÏÇÓÇ ÓÇÂÍÙËË 2-ÂÏËÐÑ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ô 1,3,5-ÕÓËÂÊËÐÑÏ, ÐÂ ÒÇÓÄÑÌ ÔÕÂÆËË ÒÓÑËÔ-
ØÑÆËÕ [2+4]-ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
ÕÓËÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 331, ÍÑÕÑÓÑÇ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÒÑÕÇÓË ÏÑÎÇÍÖÎÞ NH3 Ë ÓÇÕÓÑ-ÓÇÂÍÙËË ¥ËÎßÔÂ ë¡ÎßÆÇÓÂ
ÆÂÇÕ ÍÑÐÇÚÐÞÌ ÒÓÑÆÖÍÕ 330.244

³ÑÇÆËÐÇÐËâ ÕËÒÂ 330 ÐÇ ÖÆÂÎÑÔß ÒÑÎÖÚËÕß ÐË ÒÓË ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ÕÓËÂÊËÐÂÏË 329 (R=H, COOEt),
ÐË ÒÓË ÓÇÂÍÙËË ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ 328 (X=NH2, Y=Cl) Ô 2,4,6-
ÕÓË(ÏÇÕËÎÕËÑ)ÕÓËÂÊËÐÑÏ.244

13. ²ÇÂÍÙËË ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËË

ªÏËÐÑà×ËÓ 6a ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ô ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËÏË ÍÑÎËÚÇ-
ÔÕÄÂÏË ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÂÕÂ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ ÄN-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆ-2-
ÑÐ Ô ÄÞØÑÆÑÏ>90%.37

N-®ÇÕËÎÒËÒÇÓËÆÑÐ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ (ÄÞØÑÆ 76%) Ë Ä ÑÕÔÖÕ-
ÔÕÄËÇ ÆËÏÇÕËÎÔÖÎß×ÂÕÂ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÐÂÅÓÇÄÂÐËâ ËÏËÐÑà×ËÓÂ
6a Ä ÍËÒâÜÇÏ ÃÇÐÊÑÎÇ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 6 Ú.245

±ÓË ËÊÖÚÇÐËË ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÑÄ Ä
N-ÏÇÕËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ÎÂÍÕÂÏÑÄ ÃÞÎÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÔÍÑ-
ÓÑÔÕß ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ ÂÆÆÖÍÕÑÄ 331 ÖÏÇÐß-
ÛÂÇÕÔâ ÒÓË ÖÄÇÎËÚÇÐËË ÓÂÊÏÇÓÂ ÙËÍÎÂ.246

¡ÎÎËÎÕËÑËÏËÐÑà×ËÓÞ 332 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä ´¤¶ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË PdCl2 . (PhCN)2 ËÊÑÏÇÓËÊÖáÕÔâ, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä
ÂÎÎËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÒËÒÇÓËÆËÐÕËÑÐÞ 333.231

±ÓË ÒÓÑÄÇÆÇÐËË ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 332a ÃÇÊ
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ Ä ÕÇÚÇÐËÇ 40 Ú ÄÞØÑÆ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÓÇÂÍÙËË 333a
ÔÑÔÕÂÄËÎ 60%.231

14. °ÕÆÇÎßÐÞÇ ÓÇÂÍÙËË

±ÓË ÓÇÂÍÙËË ËÏËÐÑà×ËÓÂ 6a Ô ØÎÑÓÑ×ÑÓÏÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË
50%-ÐÑÅÑ ÄÑÆÐÑÅÑ ÇÆÍÑÅÑ ÐÂÕÓÂ Ë ÕÓËÃÖÕËÎÂÏËÐÂ ÒÓË 308C
ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÓÂÔÍÓÞÕËÇ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ, Ë
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ËÊÑÐËÕÓËÎ 334 Ô ÄÞØÑÆÑÏ 41%.247

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 335 ì ËÔØÑÆÐÞÇ ÄÇÜÇÔÕÄÂ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ËÐÔÇÍÕË-
ÙËÆÑÄ ì ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ 2-ÏÇÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅË-
ÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ ËÎË 2-àÕÑÍÔË-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ Ô
ÐËÕÓÑÏÇÕÂÐÑÏ ËÎË ÐËÕÓÑàÕÂÐÑÏ.42, 248

NH4Cl, PhH, ÂÏÒÖÎÂ

1458C, 2 Ú
N

R1
R2

322

N

Me

R1 = H; R2 =Me

R1 = H, PhCH2OCONCH2Ph;

324

N
Me+

325

R2 = H N
R1

323

N OMe

+
N

O

O

MePh
6a 326

LDA, THF, ÅÇÍÔÂÐ

770 08C
N

NH

Ph

O

COMe
H

327

X=NH2, Y = Cl; X = SMe, Y = I; R =H, COOEt.

N X . HY

+
N

N

N

R

RR N

N

N R

R

H

DMF

D

328 329 330

N NH2

+
N

N

N

COOEt

COOEtEtOOC

N
N

N

N

COOEt

COOEt

COOEt
H2N

H

H

331

7NH3

N
N

N

N

COOEt

COOEt

COOEt

N
N

N

N

COOEt

COOEt

COOEt

7EtOCOCN
N

N

N

COOEt

COOEt
H

330

6a
(MeO)2SO2, PhH

120 ë 1408C
N Me

O

n= 1ë 3.

(H2C)n

N OMe
+ (MeO)2SO2

208C, 3.5 Ú (H2C)n

N OMe

Me

+

MeSOÿ4

331
(H2C)n

N O

Me

R1 = R2 =H (a, 74%), R1 = H, R2 = Ph (b, 58%),
R1 =Me, R2 = H (c, 25%).

PdCl2 . (PhCN)2, THF, D

HN
CH2C CHR2

R1S

N SCH2C CHR2

R1

332a ë c 333a ë c

N OMe

+ CHCl3

6a

NaOH, H2O, Bu3N, PhH

308C, 3 Ú
MeOC(CH2)4NC

O

334

R1 =Me, Et; R2 = H, Me.

+ R2CH2NO2

N OR1

D, 3 ÔÖÕ

N CNO2

R2

H
335

µÔÒÇØË ØËÏËË 67 (12) 1998 1159



¯ËÕÓÑÊËÎØÎÑÓËÆ ÒÓË7308C ÒÓËÔÑÇÆËÐâÇÕÔâ Í C=N-ÔÄâ-
ÊË 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (1a) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÐÇÖÔÕÑÌ-
ÚËÄÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ 336. ±ÓË ÒÑÔÎÇÆÖáÜÇÌ ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ ÇÅÑ
ÏÇÕÂÐÑÎÑÏ ËÎË ÖÍÔÖÔÐÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËàÕËÎ-
ÂÏËÐÂ ÒÑÎÖÚÂáÕÔâ ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÖÔÕÑÌÚËÄÞÇ ÏÇÕÑÍÔË- (337)
(ÄÞØÑÆ 30%) ËÎË ÂÙÇÕÑÍÔËÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 338 (ÄÞØÑÆ 20%).249

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ ÕÑÊËÎÂÕÂ 2,3,3-ÕÓËÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅË-
ÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ (339) Ô 1-ÅËÆÓÑÍÔË-2-ÐËÕÓÑÊÑÐÂ×ÕÂÎËÐÑÏ (340)
Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Et3N ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÑ ÔÒËÓÑÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 341.250

¸ËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ 2-ÏÇÕËÎ-3,4,5,6-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÂ
(1b) Ô 9-ÏÇÕËÎ-2-ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ[4.4.0]ÆÇÍÂ-1,7-ÆËÇÐÑÏ (342) Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÓËÏÇÕËÎÖÍÔÖÔÐÑÌ ËÎË ØÎÑÓÐÑÌ ÍËÔÎÑÕ ÒÓËÄÑ-
ÆËÕ Í ÓÂÊÎËÚÐÞÏ ÒÓÑÆÖÍÕÂÏ.11

£ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ ËÏËÐÂ 1b Ô (7)-(1R,2S,5R)-ÏÇÐÕËÎ-(S)-
(Ò-ÕÑÎËÎ)ÔÖÎß×ËÐÂÕÑÏ (343) Ä ´¤¶ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ­¥¡
ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐ (+)-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-6-(R)-(Ò-ÕÑÎËÎ)ÔÖÎß-
×ËÐËÎÏÇÕËÎÒËÓËÆËÐ (344).251

ªÏËÐÑà×ËÓ 345 ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÇÕ ÓÂÔÜÇÒÎÇ-
ÐËÇ, ÒÓÇÄÓÂÜÂâÔß Ä ÒËÒÇÓËÆ-2-ÑÐ Ë ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ ÂÎÍÇÐ
346.46

V. ©ÂÍÎáÚÇÐËÇ
²ÂÔÔÏÑÕÓÇÐÐÞÌ ÄÞÛÇ ÏÂÕÇÓËÂÎ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÔÆÇÎÂÕß ÄÞÄÑÆ Ñ
ÐÇÔÑÏÐÇÐÐÑÏ Ë ÒÑÔÕÑâÐÐÑÏ ËÐÕÇÓÇÔÇ Í ÒËÒÇÓËÆÇËÐÖ Ë ÇÅÑ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ. £ ÕÑÉÇ ÄÓÇÏâ ÐÇÍÑÕÑÓÞÏÂÔÒÇÍÕÂÏØËÏËË àÕËØ
ÄÞÔÑÍÑÓÇÂÍÙËÑÐÐÑÔÒÑÔÑÃÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÆÑ ÔËØ ÒÑÓ ÖÆÇ-
ÎâÇÕÔâ ÐÇÊÂÔÎÖÉÇÐÐÑ ÏÂÎÑ ÄÐËÏÂÐËâ. ´ÂÍ, ÐÇÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ
ËÊÖÚÇÐÞ ÓÇÂÍÙËË ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ Í àÐÆÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÌ ÔÄâÊË
C=N. ©Â ËÔÍÎáÚÇÐËÇÏ ÓÇÂÍÙËÌ Ô ÍÇÕÇÐÂÏË Ä ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ
ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÑÕÔÖÕÔÕÄÖáÕ ÔÄÇÆÇÐËâ Ñ ÓÇÂÍÙËâØ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËâ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ÔÄâÊË C=N ÒËÒÇÓËÆÇËÐÑÄ, ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ
ÍÑÕÑÓÞØ ÒÑâÄÎâÇÕÔâ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÒÑÎÖÚÇÐËâ ËÔØÑÆÐÞØ
ÄÇÜÇÔÕÄ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÆÓÖÅËØ ËÐÕÇÓÇÔÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ
ÔËÔÕÇÏ.
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2,3,4,5-TETRAHYDROPYRIDINE (D1-PIPERIDEINE) AND ITS DERIVATIVES.
SYNTHESIS AND CHEMICAL PROPERTIES

M.-G.A.Shvekhgeimer
A.N.Kosygin Moscow State Textile Academy
1, Ul. Malaya Kaluzhskaya, 117918 Moscow, Russian Federation, Fax +7(095)952 ë 1440

The data published after 1970 on the synthesis and transformations of 2,3,4,5-tetrahydropyridine and its
derivatives are summarised and surveyed systematically.
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