
I. £ÄÇÆÇÐËÇ

µÔÒÇØË ÔÑÄÓÇÏÇÐÐÑÌ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÑÌ ÕÇÓÂÒËË ÔÄâÊÂÐÞ Ä ÒÇÓ-
ÄÖá ÑÚÇÓÇÆß Ô ÔÑÊÆÂÐËÇÏ ÑÓËÅËÐÂÎßÐÞØ Ë à××ÇÍÕËÄÐÞØ ×ÂÓ-
ÏÂÙÇÄÕËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ÄÑÔÕÓÇÃÑÄÂÐÐÞÏË
âÄÎâáÕÔâ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞÇ ÔÓÇÆÔÕÄÂ, ÆÇÌÔÕÄÖáÜËÇ ÐÂ ÐÑÄÞÇ,
ÐÇÆÂÄÐÑ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÐÞÇ ÏËÛÇÐË. ¿ÕÑ ÑÃÔÕÑâÕÇÎßÔÕÄÑ ÔÕËÏÖ-
ÎËÓÑÄÂÎÑ, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË, ÆÇÕÂÎßÐÑÇ ËÊÖÚÇÐËÇ ÏÇØÂÐËÊÏÑÄ
ÆÇÌÔÕÄËâ ÖÉÇ ËÊÄÇÔÕÐÞØ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÏÑÎÇÍÖÎ,
Â ÕÂÍÉÇ ËØ ÏÇÕÂÃÑÎËÕÑÄ,1 ØËÓÂÎßÐÞØ 2 Ë ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐÐÞØ
ÂÐÂÎÑÅÑÄ.3 °ÚÇÄËÆÐÑ, ÚÕÑ ÕÂÍËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÏÑÅÖÕ ÒÓËÄÇÔÕË

Í ÔÑÊÆÂÐËá ÐÑÄÞØ ÑÓËÅËÐÂÎßÐÞØ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ, Â
ÕÂÍÉÇ Í ÐÑÄÑÏÖ ÒÓËÏÇÐÇÐËá ËÊÄÇÔÕÐÞØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ.4 £ àÕÑÌ
ÔÄâÊË ÖÔÑÄÇÓÛÇÐÔÕÄÑÄÂÐËÇ ÏÇÕÑÆÑÄ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ËÊÄÇÔÕÐÞØ
ÍÎÂÔÔÑÄ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÔËÐÕÇÊ ÐÑÄÞØ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ, Â ÕÂÍÉÇ ÆÇÕÂÎßÐÑÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÇ ËØ ×ÂÓÏÂÍÑ-
ÎÑÅËÚÇÔÍÑÅÑ ÒÓÑ×ËÎâ âÄÎâÇÕÔâ ÂÍÕÖÂÎßÐÑÌ Ë ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÑÌ
ÊÂÆÂÚÇÌ.

¤ÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ÄÍÎáÚÂáÜËÇ 2,3,4,5-ÕÇÕ-
ÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎßÐÞÌ (ËÎË ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-g-ÍÂÓ-
ÃÑÎËÐÑÄÞÌ) ÑÔÕÑÄ (1), ÐÂ ÒÓÑÕâÉÇÐËË ÏÐÑÅËØ ÎÇÕ ÑÔÕÂáÕÔâ Ä
ÙÇÐÕÓÇ ÄÐËÏÂÐËâ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ, ÔÒÇÙËÂÎËÊËÓÖáÜËØÔâ Ä
ÑÃÎÂÔÕâØ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ Ë ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ ØËÏËË.

£ ÐÂËÃÑÎÇÇ ËÐ×ÑÓÏÂÕËÄÐÑÌ ÃÂÊÇ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËÌ äSciFinderã (https://sciénder.cas.org) ÔÑÆÇÓÉÂÕÔâ ÆÂÐ-
ÐÞÇ Ñ 9373 ÔÕÓÖÍÕÖÓÂØ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]-
ËÐÆÑÎÑÄ (´¤±ª), ÍÑÕÑÓÞÇ ÃÞÎË ÑÒËÔÂÐÞ Ä 2150 ÐÂÖÚÐÞØ
ÒÖÃÎËÍÂÙËâØ Ë Ä 493 ÒÂÕÇÐÕÂØ. £ ÓâÆÖ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ´¤±ª
ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÞ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ, ØÂÓÂÍÕÇÓËÊÖáÜËÇÔâ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊ-
ÐÑÌ, Â ÚÂÔÕÑ ÖÐËÍÂÎßÐÑÌ, ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.
°ÆÐÂÍÑ ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÌ ÑÃÊÑÓ ÒÑ ÏÇÕÑÆÂÏ ÔËÐÕÇÊÂ ÑÃÔÖÉÆÂÇ-
ÏÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ ÃÞÎ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐ ¬ÑÔÕÑÏ Ô ÔÑÂÄÕ.5 ÇÜÇ
Ä 1973 Å.

©Â ÄÓÇÏâ, ÒÓÑÛÇÆÛÇÇ Ô ÏÑÏÇÐÕÂ ÒÖÃÎËÍÂÙËË ÑÃÊÑÓÂ 5,
ÒÑâÄËÎËÔß ÏÐÑÅÑÚËÔÎÇÐÐÞÇ ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ÔËÐÕÇÊÖ ÐÇËÊÄÇÔÕÐÞØ
ÓÂÐÇÇ ´¤±ª, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎË ÓÂÊÎËÚÐÑÌ ÒÓËÓÑÆÞ
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¡.£.ªÄÂÜÇÐÍÑ. ¥ÑÍÕÑÓ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÐÂÖÍ, ÒÓÑ×ÇÔÔÑÓ, ÅÎÂÄÐÞÌ
ÐÂÖÚÐÞÌ ÍÑÐÔÖÎßÕÂÐÕ ªª·² Ë ÍÑÏÒÂÐËË äChemDivã.
´ÇÎÇ×ÑÐ: (495)995 ë 4941, e-mail: av@chemdiv.com
°.¥.®ËÕßÍËÐ. ¬ÂÐÆËÆÂÕ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÐÂÖÍ, ÊÂÄÇÆÖáÜËÌ ÎÂÃÑÓÂ-
ÕÑÓËÇÌ ªª·². ´ÇÎÇ×ÑÐ: (495)995 ë 4941,
e-mail: mod@chemdiv.com
°ÃÎÂÔÕß ÐÂÖÚÐÞØ ËÐÕÇÓÇÔÑÄ ÂÄÕÑÓÑÄ: ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÂâ ØËÏËâ, ØËÏËâ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, ÏÇÆËÙËÐÔÍÂâ ØËÏËâ.
®.¤.¬ÂÆËÇÄÂ. ¬ÂÐÆËÆÂÕ ×ÂÓÏÂÙÇÄÕËÚÇÔÍËØ ÐÂÖÍ, ÔÕÂÓÛËÌ
ÐÂÖÚÐÞÌ ÔÑÕÓÖÆÐËÍ ÕÑÅÑ ÉÇ ËÐÔÕËÕÖÕÂ. ´ÇÎÇ×ÑÐ: (495)995 ë 4941,
ÆÑÃ. 629, e-mail: kadieva@iihr.ru
°ÃÎÂÔÕß ÐÂÖÚÐÞØ ËÐÕÇÓÇÔÑÄ: ØËÏËâ ÂÊÑÕÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÅÇÕÇÓÑ-
ÙËÍÎÑÄ, ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞÇ ÄÇÜÇÔÕÄÂ.
³.¦.´ÍÂÚÇÐÍÑ. ¬ÂÐÆËÆÂÕ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÐÂÖÍ, ÔÕÂÓÛËÌ ÆËÓÇÍÕÑÓ
ÒÑ ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ ØËÏËË ÍÑÏÒÂÐËË äChemDivã.
´ÇÎÇ×ÑÐ: 1(858)436 ë 15037, e-mail: set@chemdiv.com
°ÃÎÂÔÕß ÐÂÖÚÐÞØ ËÐÕÇÓÇÔÑÄ: ÏÇÆËÙËÐÔÍÂâ ØËÏËâ, ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÌ
ÔËÐÕÇÊ, ØËÏËâ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ Ë ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.

¥ÂÕÂ ÒÑÔÕÖÒÎÇÐËâ 11 ÐÑâÃÓâ 2009 Å.

µ¥¬ 547.057-7/8

³ËÐÕÇÊ Ë ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß
2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÑÄ

¡.£.ªÄÂÜÇÐÍÑ, °.¥.®ËÕßÍËÐ, ®.¤.¬ÂÆËÇÄÂ, ³.¦.´ÍÂÚÇÐÍÑ

ªÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎßÔÍËÌ ËÐÔÕËÕÖÕ ØËÏËÚÇÔÍÑÅÑ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËâ
141401 ·ËÏÍË ®ÑÔÍÑÄÔÍÑÌ ÑÃÎ., ÖÎ. ²ÂÃÑÚÂâ, 2Â/1, ×ÂÍÔ (495)626 ë 9780
¬ÑÏÒÂÐËâ äChemDivã
92121 ³ÂÐ-¥ËÇÅÑ, ÛÕÂÕ ¬ÂÎË×ÑÓÐËâ, ÖÎ. ¯àÐÔË ²ËÆÉ, 6605, ³º¡, ×ÂÍÔ 1(858)794 ë 4931

°ÃÑÃÜÇÐÞ ÆÂÐÐÞÇ ÒÑ ÏÇÕÑÆÂÏ ÔËÐÕÇÊÂ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÑÄ. ±ÓÑÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÑÄÂÐÂ ÔËÐÕÇ-
ÕËÚÇÔÍÂâ ÆÑÔÕÖÒÐÑÔÕß ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ àÕËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ. ±ÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ÕÂÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÑÃÎÂÆÂáÕ
ÛËÓÑÍËÏ ÔÒÇÍÕÓÑÏ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ Ë ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ËÐÕÇÓÇÔ ÆÎâ ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ ØËÏËË.
¢ËÃÎËÑÅÓÂ×Ëâ ì 146 ÔÔÞÎÑÍ.

°ÅÎÂÄÎÇÐËÇ

I. £ÄÇÆÇÐËÇ 325
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III. ¶ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÑÄ 339
IV. ©ÂÍÎáÚÇÐËÇ 345

µÔÒÇØË ØËÏËË 79 (4) 2010 # 2010 ²ÑÔÔËÌÔÍÂâ ÂÍÂÆÇÏËâ ÐÂÖÍ, ªÐÔÕËÕÖÕ ÑÓÅÂÐËÚÇÔÍÑÌ ØËÏËË ËÏ. ¯.¥.©ÇÎËÐÔÍÑÅÑ



ÎËÃÑ ÂÐÐÇÎËÓÑÄÂÐÐÞØ Ô ÆÓÖÅËÏË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂÏË. ¬ÓÑÏÇ
ÕÑÅÑ, ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÓÂÔÛËÓËÎËÔß ÐÂÛË ÒÓÇÆÔÕÂÄÎÇÐËâ Ñ
×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÕÂÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË,
ÐÂ ËØ ÑÔÐÑÄÇ ÃÞÎË ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ à××ÇÍÕËÄÐÞÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ ÆÎâ
ÎÇÚÇÐËâ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ ÙÇÐÕÓÂÎßÐÑÌ ÐÇÓÄÐÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ (¸¯³).
±Ñ àÕÑÌ ÒÓËÚËÐÇ ÐÂÏ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÎÑÔß ÙÇÎÇÔÑÑÃÓÂÊÐÞÏ Ä
ÐÂÔÕÑâÜÇÏ ÑÃÊÑÓÇ ÑÃÑÃÜËÕß ÔÄÇÆÇÐËâ ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ÒÑ ÏÇÕÑÆÂÏ
ÔËÐÕÇÊÂ ´¤±ª, ÐÑ Ë ÖÆÇÎËÕß ÄÐËÏÂÐËÇ ËØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËÏ
ÔÄÑÌÔÕÄÂÏ.

II. ®ÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-
ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÑÄ

®ÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ ÆÂÐÐÑÅÑ ÍÎÂÔÔÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÓÂÊÄËÄÂáÕÔâ,
ÐÂÚËÐÂâ Ô 1954 Å. ªØ ÏÑÉÐÑ ÓÂÊÆÇÎËÕß ÐÂ ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÎÑÅË-
ÚÇÔÍËØ ÚÂÔÕÇÌ: ÏÇÕÑÆÞ ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËâ ÒËÓÓÑÎßÐÑÅÑ ÙËÍÎÂ,
ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÐÆÑÎÑÄ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ, ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ
ÙËÍÎÂ Ä g-ÍÂÓÃÑÎËÐÂØ, ÄÄÇÆÇÐËÇ ÃÑÍÑÄÞØ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä
ËÐÆÑÎßÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ Ë ËØ ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐËÇ.

1. ±ÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ¶ËÛÇÓÂ, ÓÇÂÍÙËË ·ÇÍÂ Ë ¯ÇÐËÙÇÔÍÖ

°ÃÔÖÉÆÂÇÏÞÇÐËÉÇÏÇÕÑÆÞ ÊÂÍÎáÚÂáÕÔâ Ä ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËË ÒËÒÇ-
ÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ Ô ÂÓËÎÂÏËÐÂÏË, ÑÔÐÑÄÂÐÐÑÌ
ÐÂ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÇ ¶ËÛÇÓÂ. £ ÆÂÐÐÑÏ ÓÂÊÆÇÎÇ ÒÓÇÆÔÕÂÄ-
ÎâÇÕÔâ ÎÑÅËÚÐÞÏ ÕÂÍÉÇ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÕß ÔËÐÕÇÊÞ ´¤±ª ËÊ ÂÐË-
ÎËÐÑÄ ÒÑ ÓÇÂÍÙËâÏ ·ÇÍÂ Ë ¯ÇÐËÙÇÔÍÖ.

Â. ³ËÐÕÇÊ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊÑÐÑÄ (ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ
¶ËÛÇÓÂ)

²ÇÂÍÙËâ ¶ËÛÇÓÂ Ô ÖÚÂÔÕËÇÏ ×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊÑÐÑÄ ÒËÒÇÓËÆËÐ-4-
ÑÐÑÄ 2 Ä ÍËÔÎÞØ ÔÓÇÆÂØ ÐÂÛÎÂ ÛËÓÑÍÑÇ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ ÒÓË
ÒÑÎÖÚÇÐËË ´¤±ª. ¬ÎáÚÇÄÑÌ ÔÕÂÆËÇÌ àÕÑÅÑ ÒÓÑÙÇÔÔÂ
âÄÎâÇÕÔâ ÍËÔÎÑÕÐÑ-ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÂâ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ÇÐ-
ÅËÆÓÂÊËÐÐÑÌ ×ÑÓÏÞ ÂÓËÎÅËÆÓÂÊÑÐÂ, ÓÇÂÎËÊÖáÜÂâÔâ ÒÑ
ÏÇØÂÐËÊÏÖ 3,3-ÔËÅÏÂÕÓÑÒÐÑÅÑ ÔÆÄËÅÂ (ÕÂÍ ÐÂÊÞÄÂÇÏÂâ 3,4-
ÆËÂÊÂÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ¬ÑÖÒÂ), Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏË ÂÓÑÏÂÕËÊÂ-
ÙËÇÌ ÛÇÔÕËÚÎÇÐÐÑÅÑ Ë ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËÇÏ ÒËÓÓÑÎßÐÑÅÑ ÙËÍÎÑÄ.

£ ÓâÆÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ´¤±ª ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÖÉÇ ÒÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË
ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÂ ÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊËÐÂ Ô ÒËÒÇÓËÆËÐ-4-
ÑÐÑÏ Ä ÔÒËÓÕÇ 6 ë 8 ËÎË ÒËÓËÆËÐÇ.9 °ÃÞÚÐÑ ÓÇÂÍÙËá ÒÓÑÄÑÆâÕ
Ä ÍËÔÎÞØ ÔÓÇÆÂØ, ËÔÒÑÎßÊÖâ HCl 10 ÎËÃÑ ÇÇ ÓÂÔÕÄÑÓ Ä AcOH,11

ÓÂÔÕÄÑÓÞ CF3CO2H Ä ÔÒËÓÕÇ 12 ËÎË H2SO4 Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ.13

µÐËÄÇÓÔÂÎßÐÞÏ ÓÇÂÅÇÐÕÑÏ ÔÚËÕÂÇÕÔâ ÔÒËÓÕÑÄÑÌ ÓÂÔÕÄÑÓ
HCl.6, 14 ë 18 ªÐÑÅÆÂ ÎÖÚÛËÇ ÄÞØÑÆÞ ÆÑÔÕËÅÂáÕÔâ ÒÓË ËÔÒÑÎß-
ÊÑÄÂÐËË ÅÑÕÑÄÑÅÑ ÅËÆÓÂÊÑÐÂ 2.6, 10

£ÞÃÑÓ ÍËÔÎÑÕÐÑÔÕË ÔÓÇÆÞ, ÍÂÍ ÒÓÂÄËÎÑ, ÊÂÄËÔËÕ ÑÕ ÔÕÓÖÍ-
ÕÖÓÐÞØ ÑÔÑÃÇÐÐÑÔÕÇÌ ÅËÆÓÂÊËÐÂ. ´ÂÍ, ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËâ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ
ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÎÇÅÍÑ, ÇÔÎË Ä ÒÂÓÂ-ÒÑÎÑÉÇÐËË ÃÇÐÊÑÎßÐÑÅÑ
ÍÑÎßÙÂ×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊËÐÂ ÐÂØÑÆËÕÔâ àÎÇÍÕÓÑÐÑÆÑÐÑÓÐÞÌ ÊÂÏÇ-
ÔÕËÕÇÎß. ±ÓË ÐÂÎËÚËË ÉÇ àÎÇÍÕÓÑÐÑÂÍÙÇÒÕÑÓÐÞØ ÅÓÖÒÒ ÒÓÑ-
ÙÇÔÔ ÚÂÔÕÑ ÑÔÕÂÐÂÄÎËÄÂÇÕÔâ ÐÂ ÔÕÂÆËË ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÅËÆÓÂÊÑÐÂ
Ë ÆÎâ ÇÅÑ ÒÓÑÆÑÎÉÇÐËâ ÕÓÇÃÖáÕÔâ ÃÑÎÇÇ ÉÇÔÕÍËÇ ÖÔÎÑÄËâ.
¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË ÓÂÔÕÄÑÓÂ HCl Ä ÖÍÔÖÔÐÑÌ
ÍËÔÎÑÕÇ 8-ÐËÕÓÑÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ´¤±ª ÖÆÂÇÕÔâ ÒÑÎÖÚËÕß Ô ÄÞØÑ-
ÆÑÏ ÐÇ ÃÑÎÇÇ 20%.6 £ ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÞÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÄÑÄÎÇ-
ÍÂáÕÔâ ÄÔÇ ×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊËÐÞ, ÒÓËÚÇÏ ËÊ N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ
ÂÓËÎÅËÆÓÂÊËÐÑÄ ÕÂÍÉÇ ÏÑÉÐÑ ÒÑÎÖÚÂÕß ´¤±ª Ô ÐÇÑÃØÑÆË-
ÏÞÏË ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâÏË ÒÓË ËÐÆÑÎßÐÑÏ ÂÕÑÏÇ ÂÊÑÕÂ.7, 19 ë 21±ÓË
ÄÞÃÑÓÇ ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÑÌ ÍÑÏÒÑÐÇÐÕÞ ÓÇÂÍÙËË ¶ËÛÇÓÂ ÑÅÓÂÐË-
ÚÇÐËâ ÐÇÊÐÂÚËÕÇÎßÐÞ ì Ä ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÖá ÓÇÂÍÙËá ÖÔÒÇÛÐÑ
ÄÔÕÖÒÂáÕ ÍÂÍ ÔÂÏ ÒËÒÇÓËÆËÆËÐ-4-ÑÐ, ÕÂÍ Ë ÇÅÑN-ÂÎÍËÎßÐÞÇ Ë
N-ÂÙËÎßÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ.

ªÏÇÐÐÑ ÆÂÐÐÞÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ÃÞÎË ÄÒÇÓÄÞÇ ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ
ÕÂÍËÇ ËÊÄÇÔÕÐÞÇ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ, ÍÂÍ ¥ËÏÇÃÑÐ
(3) 22 Ë ¥ËÂÊÑÎËÐ (4),21 Â ÕÂÍÉÇ ËØ ÂÐÂÎÑÅË 5.17

£ÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ
6a ë d Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÃÞÎÂ ÒÓÑÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÑÄÂÐÂ 23 ÐÂ
ÒÓËÏÇÓÇ ÓÇÂÍÙËË ÃËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ N,N-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÅËÆÓ-
ÂÊËÐÑÄ 7a ë d Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÏ ÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ Ä ÍËÒâÜÇÏ
ËÊÑÒÓÑÒËÎÑÄÑÏ ÔÒËÓÕÇ.

¬ËÒâÚÇÐËÇ 1-×ÇÐËÎÒËÓÂÊÑÎËÆËÐÂ Ô N-ÃÇÐÊÑËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-
4-ÑÐÑÏ Ä ÕÑÎÖÑÎÇ Ô ÑÕÅÑÐÍÑÌ ÄÑÆÞ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 5-(3-ÂÏËÐÑ-
ÒÓÑÒËÎ)-2-ÃÇÐÊÑËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑ-
ÎÖ (8),24 ÄÞÆÇÎÇÐÐÑÏÖ Ä ÄËÆÇ ÔÑÎË Ô ÏÂÎÇËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÑÌ.

R1 =H, Alk, AlkO, Hal, AlkO2C, MeSO2 Ë ÆÓ.;

R2 =H, Alk, Ar; R3 = H, Alk, AlkC(O), AlkO2C.
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£ ÓÇÂÍÙËá ¶ËÛÇÓÂ ÏÑÉÐÑ ÄÄÑÆËÕß ÅËÆÓÂÊÑÐÞ, ÔÖÜÇÔÕ-
ÄÖáÜËÇ Ä ÇÐÅËÆÓÂÊËÐÐÑÌ ×ÑÓÏÇ. £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÓËÏÇÓÂ ÒÓËÄÇ-
ÆÇÏ ÔËÐÕÇÊ ÏÇÚÇÐÐÑÅÑ ËÊÑÕÑÒÑÏ 14C ÂÎÑÔÇÕÓÑÐÂ (9) 25 ËÊ
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ ÅËÆÓÂÊËÐÂ 10 Ô ÓÂÆËÑØËÏËÚÇÔÍËÏ ÄÞØÑ-
ÆÑÏ 28%.

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÑ ¶ËÛÇÓÖ ×ÇÐËÎ-
ÅËÆÓÂÊÑÐÑÄ 1,3-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÑÄ ÒÓËÄÑÆËÕ
ÐÇ Í ÑÉËÆÂÇÏÞÏ ÒÓÑÆÖÍÕÂÏ ì 2,4-ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 2,3,4,5-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂÏ, ì Â Í ÔÏÇÔË ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆÑ[1,6-a]ËÐÆÑÎÑÄ 11 Ë ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 2-(1H-ËÐ-
ÆÑÎ-2-ËÎ)-N-àÕËÎÂÏËÐÑÄ 12.26, 27 ³ÑÅÎÂÔÐÑ ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÑÏÖ
ÂÄÕÑÓÂÏË ÏÇØÂÐËÊÏÖ ÓÇÂÍÙËË, ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ 13 ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÇÕ
ÓÇÕÓÑ-ÓÇÂÍÙËá ®ÂÐÐËØÂ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ËÏËÐËÇÄÑÅÑ
ÍÂÕËÑÐÂ 14, ÆÂÎßÐÇÌÛËÇ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÍÑÕÑÓÑÅÑ Ë ÒÓËÄÑÆâÕ
Í ÔÏÇÔË ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ 11 Ë 12.

°ÆÐÂÍÑ ÇÔÎË ËÔØÑÆËÕß ËÊ 1,3-ÆËÏÇÕËÎ-2,6-ÆË×ÇÐËÎÒËÒÇ-
ÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ (15), ÕÑ ÒÓËÄÇÆÇÐÐÞÌ ÄÞÛÇ ÏÂÓÛÓÖÕ ÐÇ ÓÇÂÎË-
ÊÖÇÕÔâ. ´ÂÍ, ÂÄÕÑÓÂÏË ÓÂÃÑÕÞ 28 Ä ÓÇÂÍÙËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 15 Ô

×ÇÐËÎÅËÆÓÂÊËÐÑÏ ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÌ ÒÓÑÆÖÍÕì 2,4-
ÆËÏÇÕËÎ-1,3-ÆË×ÇÐËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]-
ËÐÆÑÎ (16).

®ÑÔÕËÍÑÄÞÇ ÒËÒÇÓËÆÑÐÞ 17, ÐÂÒÓËÏÇÓ ÕÓÑÒËÐÑÐ Ë ÐÑÓ-
ÕÓÑÒËÐÑÐ, ÅÎÂÆÍÑ Ë Ô ÒÓËÇÏÎÇÏÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ
Ä ÕÓÖÆÐÑÆÑÔÕÖÒÐÞÇ ÆÓÖÅËÏË ÒÖÕâÏË ´¤±ª 18.29, 30

ªÊ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑØËÐÑÎËÐÑÐÂ 19 ÒÑÎÖÚÇÐ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ 6,11-
ÆËÅËÆÓÑ-5H-ËÐÆÑÎÑ[3,2-c]ØËÐÑÎËÐ 20.31

£ ÊÂÍÎáÚÇÐËÇ ÆÂÐÐÑÅÑ ÒÑÆÓÂÊÆÇÎÂ ÑÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ ÃÎÂÅÑ-
ÆÂÓâ ÆÑÔÕÖÒÐÑÔÕË ËÔØÑÆÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ Ë ÏâÅÍËÏ ÖÔÎÑÄËâÏ
ÒÓÑÙÇÔÔÂ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ¶ËÛÇÓÂ ËÔÒÑÎßÊÖÇÕÔâ Ä ÒÓÑÏÞÛ-
ÎÇÐÐÞØ ÕÇØÐÑÎÑÅËâØ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÏÐÑÅËØ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ
ÔÓÇÆÔÕÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ´¤±ª.

Ã. ³ËÐÕÇÊ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÓÇÂÍÙËË ·ÇÍÂ

¬ÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÇ ÒÂÎÎÂÆËÇÏ ÔÑÚÇÕÂÐËÇ ÂÎÍÇÐÑÄ Ô ÂÓËÎÅÂÎÑ-
ÅÇÐËÆÂÏË, ËÊÄÇÔÕÐÑÇ ÍÂÍ ÓÇÂÍÙËâ ·ÇÍÂ, ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚÂÕß
´¤±ª ÒÑ ÏÇØÂÐËÊÏÖ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË.
²ÇÂÍÙËâ ÒÓÑØÑÆËÕ ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÇÐÂÏËÐÂ, Ë ÄÞÃÑÓ
ÂÏËÐÂ âÄÎâÇÕÔâ ÑÒÓÇÆÇÎâáÜËÏ ×ÂÍÕÑÓÑÏ ÆÎâ à××ÇÍÕËÄÐÑÅÑ
ÒÓÑÕÇÍÂÐËâ ÒÓÑÙÇÔÔÂ. ´ÂÍ, ÔËÐÕÇÊ 2-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-2,3,4,5-
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂ (21) 32 ËÊ 2-ËÑÆÂÐËÎËÐÂ
Ë N-àÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ Ô ÒÑÏÑÜßá ÓÇÂÍÙËË
·ÇÍÂ ÔÎÖÉËÕ ÖÔÒÇÛÐÑÌ ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÑÌ ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÇ
¶ËÛÇÓÂ.
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°ÒËÔÂÐ 25 ÔËÐÕÇÊ ËÊÑÕÑÒÐÑ ÏÇÚÇÐÐÑÅÑ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂ-1-ÑÐÂ (22) ÑÍËÔÎËÕÇÎßÐÑÌÏÑÆË×ËÍÂ-
ÙËÇÌ ÓÇÂÍÙËË ·ÇÍÂ. £ ÖÔÎÑÄËâØ ÓÇÂÍÙËË ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ÒÓâÏÑÇ
àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÇ ÒÂÎÎÂÆËÓÑÄÂÐËÇ ÃÇÐÊÑÎßÐÑÅÑ ÍÑÎßÙÂ, ÒÑÔÎÇ
ÚÇÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓ ÓÇÅÇÐÇÓËÓÖÇÕÔâ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÍËÔÎË-
ÕÇÎâ ì ÂÙÇÕÂÕÂ ÏÇÆË.33

°ÍËÔÎËÕÇÎßÐÑÇ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÇ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËÇ N-ÏÇÕËÎ-
ÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ Í 3-ÐËÕÓÑ-6-ØÎÑÓÂÐËÎËÐÖ ÒÑÊÄÑÎâÇÕ, ØÑÕâ Ë
Ô ÐËÊÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ, ÒÑÎÖÚÂÕß ÕÓÖÆÐÑÆÑÔÕÖÒÐÞÌ ÆÓÖÅËÏË
ÒÖÕâÏË 2-ÏÇÕËÎ-9-ÐËÕÓÑ-6-ØÎÑÓ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓË-
ÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ (23).34

¸ËÍÎËÊÂÙËâ 2-×ÕÑÓ×ÇÐËÎËÏËÐÂ 24, ÎÇÅÍÑ ÒÓÑÕÇÍÂáÜÂâ
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ 2.5 àÍÄËÄÂÎÇÐÕÑÄ ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÂÏËÆÂ ÎËÕËâ
(LDA) Ä ÍËÒâÜÇÏ ´¤¶, ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-ÃÇÐÊËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÑÏÖ
´¤±ª 25 Ô ÄÞØÑÆÑÏ, ÃÎËÊÍËÏ Í ÍÑÎËÚÇÔÕÄÇÐÐÑÏÖ.35

ªÊÖÚËÄ Ä ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÇ ÕÇÕÓÂÆÇÌ-
ÕÇÓÑ-2-×ÕÑÓ×ÇÐËÎËÏËÐÂ 26, ÂÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 35 ÖÔÕÂÐÑÄËÎË,
ÚÕÑ ÏÇØÂÐËÊÏ ÓÇÂÍÙËË ÄÍÎáÚÂÇÕ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂ
27 ÆÇÅËÆÓÑÃÇÐÊÑÎßÐÑÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÞ. ¥ÇÌÔÕÄËÕÇÎßÐÑ, ÒÑÎÖÚÇÐ-
ÐÞÌ ËÐÆÑÎ 28 Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 4 ÔÑÆÇÓÉÂÎ ÂÕÑÏ ÄÑÆÑÓÑÆÂ, ÚÕÑ
ËÔÍÎáÚÂÇÕ ÂÎßÕÇÓÐÂÕËÄÐÞÌ ÏÇØÂÐËÊÏ ì ÒÓâÏÑÇ ÐÖÍÎÇÑ-
×ËÎßÐÑÇ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ ÂÕÑÏÂ ×ÕÑÓÂ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ 26.

Ä. ²ÇÂÍÙËâ ¯ÇÐËÙÇÔÍÖ

ªÊÄÇÔÕÇÐ ÕÑÎßÍÑ ÑÆËÐ ÒÓËÏÇÓ ÔËÐÕÇÊÂ ´¤±ª Ô ÒÑÏÑÜßá
ÓÇÂÍÙËË ¯ÇÐËÙÇÔÍÖ,36, 37 ÊÂÍÎáÚÂáÜÇÌÔâ Ä ÙËÍÎÑÍÑÐÆÇÐÔÂ-
ÙËË ÇÐÑÎßÐÞØ à×ËÓÑÄ ÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ Ô ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏË
ØËÐÑÐËÏËÐÂ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍËÔÎÑÕ ­ßáËÔÂ, Â ËÏÇÐÐÑ, ÔËÐÕÇÊ
2,5,7,8-ÕÇÕÓÂÊÂÏÇÜÇÐÐÑÅÑ ´¤±ª 29 ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇÏ 2-ÏÇÕ-
ÑÍÔË-4-(N-×ÇÐËÎÔÖÎß×ÑÐËÎ)-1,4-ØËÐÑÐËÏËÐÂ (30) Ô ÏÇÕËÎÑ-
ÄÞÏ à×ËÓÑÏ ÇÐÑÎÂ N-×ÇÐËÎÔÖÎß×ÑÐËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÂ (31)
Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÔÑÎÇÌ Ti4+ (ÒÖÕß a, ÔØÇÏÂ 1).

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ÒÓË ÍÂÕÂÎËÊÇ ÆÂÐÐÑÌ ÓÇÂÍÙËË
à×ËÓÂÕÑÏ ÕÓË×ÕÑÓËÆÂ ÃÑÓÂ ÏÇØÂÐËÊÏ ÍÂÓÆËÐÂÎßÐÑ ÏÇÐâÇÕÔâ
(ÒÖÕß b ÐÂ ÔØÇÏÇ 1). £ àÕÑÏ ÔÎÖÚÂÇ Ô ÄÞØÑÆÑÏ 85% ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ
ÇÆËÐÔÕÄÇÐÐÞÌ ÒÓÑÆÖÍÕì 2,6,8-ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÌ 1,2,3,4-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑÃÇÐÊÑ[4,5]×ÖÓÑ[3,2-c]ÒËÓËÆËÐ 32. ²ÂÊÐÞÇ ÏÇØÂÐËÊÏÞ
ÑÃÝâÔÐâáÕÔâ ÐÇÑÆËÐÂÍÑÄÑÌ ÍÑÑÓÆËÐÂÙËÇÌ ÍËÔÎÑÕ ­ßáËÔÂ Í
ØËÐÑÐËÏËÐÖ 30. ´ÂÍ, ÃËÆÇÐÕÂÐÕÐÞÌ ÍÂÕËÑÐ Ti4+ ÍÑÑÓÆËÐË-
ÓÖÇÕÔâ Ô ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞÏ Ë ÏÇÕÑÍÔËÎßÐÞÏ ÂÕÑÏÂÏË ÍËÔÎÑÓÑÆÂ
(ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ 33), ÂÍÕËÄËÓÖâ ÂÕÑÏ C(5) ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 30 ÆÎâ
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OMe 32 (85%)
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ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÌ ÂÕÂÍË, Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ ÏÑÐÑÆÇÐÕÂÐÕÐÞÌ ÃÑÓ
ÔÄâÊÞÄÂÇÕÔâ Ô ÃÑÎÇÇ ÑÔÐÑ'ÄÐÞÏ ËÏËÐÐÞÏ ÂÕÑÏÑÏ ÂÊÑÕÂ
(ÔÕÓÖÍÕÖÓÂ 34), ÚÕÑ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÂÍÕËÄÂÙËË ÂÕÑÏÂ C(6).

¯Â ÐÂÛ ÄÊÅÎâÆ, àÕÑÕ ÒÓËÏÇÓ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ÐÇÔÑÏÐÇÐÐÞÌ
ËÐÕÇÓÇÔ, ØÑÕâ Ë ÐÇ ÑÕÓÂÉÂÇÕ ÒÑÕÇÐÙËÂÎ ÆÂÐÐÑÅÑ ÏÇÕÑÆÂ.
©ÂÏÇÕËÏ, ÚÕÑ ÓÂÔÔÏÑÕÓÇÐÐÞÇ Ä ÓÂÊÆÇÎÂØ II.1.Â,Ã ÏÇÕÑÆÞ
Ô×ÑÍÖÔËÓÑÄÂÐÞ ÐÂ ÒÑÎÖÚÇÐËË ËÐÆÑÎßÐÑÅÑ ÙËÍÎÂ, Â ËØ ÄÑÊ-
ÏÑÉÐÑÔÕË Ä ÐÂÒÓÂÄÎÇÐÐÑÏ ÔËÐÕÇÊÇ ´¤±ª ÆÇÕÂÎßÐÑ ÐÇ ËÔÔÎÇ-
ÆÑÄÂÐÞ.

2. ³ËÐÕÇÊÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ËÐÆÑÎÑÄ
Ô ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËÇÏ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ

ªÊÄÇÔÕÐÞÇ ÏÇÕÑÆÞ ÒÑÔÕÓÑÇÐËâ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ-
[4,3-b]ËÐÆÑÎßÐÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÐÂ ÑÔÐÑÄÇ ËÐÆÑÎÑÄ ÑÕÎËÚÂáÕÔâ
ÅÑÓÂÊÆÑ ÃÑ'ÎßÛËÏ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËÇÏ ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá Ô ÒÓÇÄÓÂÜÇ-
ÐËâÏË ÅËÆÓÂÊËÐÑÄ Ë ÂÐËÎËÐÑÄ, ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ÒÓÇÆÑÔÕÂÄÎâáÕ
ÔËÐÕÇÕËÍÂÏ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÄÂÓËÂÐÕÞ ×ÑÓÏËÓÑÄÂÐËâ ÔÄâÊÇÌ
C7C Ë C7N. °ÒËÔÂÐÞ ÏÇÕÑÆÞ ÊÂÏÞÍÂÐËâ ÔÄâÊÇÌ
C(1)7C(9b), C(3)7C(4), C(4)7C(4a), Â ÕÂÍÉÇ ÔËÐØÓÑÐÐÑÅÑ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÔÄâÊÇÌ C(1)7N(2) Ë C(1)7C(9b) ÎËÃÑ ÔÄâÊÇÌ
N(2)7C(3) Ë C(4)7C(4a).

a. ²ÇÂÍÙËË àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ Ä ÒËÓÓÑÎßÐÑÏ ÙËÍÎÇ

£ÞÔÑÍÂâ ÓÇÂÍÙËÑÐÐÂâ ÔÒÑÔÑÃÐÑÔÕß ÒËÓÓÑÎÂ Ë ÇÅÑ ÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÞØ Ä ÓÇÂÍÙËâØ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÅÑ ÊÂÏÇÜÇÐËâ ÑÃÖÔÎÑÄÎËÄÂÇÕ
ÛËÓÑÍÑÇ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ àÕËØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ´¤±ª.
£ àÕÑÏ ÒÎÂÐÇ ÐÂËÃÑÎßÛËÌ ËÐÕÇÓÇÔ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÓÇÂÍÙËË
±ËÍÕÇ ëºÒÇÐÅÎÇÓÂ Ë¶ÓËÆÇÎâ ë¬ÓÂ×ÕÔÂ, ÒÑÔÍÑÎßÍÖ àÕË ÓÇÂÍ-
ÙËË ÒÑÊÄÑÎâáÕ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÕß ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÊÂÙËá Ä ÆÄÂ ÓÂÊ-
ÎËÚÐÞØ ÒÑÎÑÉÇÐËâ (2 Ë 3) ÏÑÎÇÍÖÎÞ ËÐÆÑÎÂ.

¬ÑÐÆÇÐÔÂÙËá ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ô 2-ÂÓËÎàÕËÎÂÏËÐÂÏË (Ä ÍÂÚÇ-
ÔÕÄÇ ÍÑÕÑÓÞØ Ä ÆÂÐÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ ÄÞÔÕÖÒÂáÕ ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÒËÓ-
ÓÑÎÞ) Ä ÍËÔÎÑÌ ÔÓÇÆÇ ÒÑ ±ËÍÕÇ ëºÒÇÐÅÎÇÓÖ 38 ë 41 ÏÑÉÐÑ
ÑÕÐÇÔÕË Í ÍÎÂÔÔËÚÇÔÍËÏ ÏÇÕÑÆÂÏ. ¬ÂÍ ÒÓÂÄËÎÑ, ÓÇÂÍÙËâ
ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ä ÏâÅÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÎËÃÑ ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË Ë ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚÂÕß ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ àÍÊÑÕËÚÇÔÍËÇ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÞ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÙÇÐÐÞÇ ÔËÐÕÑÐÞ ÔÑ ÔÄÑÃÑÆÐÞÏË
ÒÑÎÑÉÇÐËâÏË 2 Ë 5 ì 1,1,3,3-ÕÇÕÓÂÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ ÒËÓËÆÑ-
[3,4-b]ËÐÆÑÎÞ 35 ì ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ËÊ 2-(1H-ËÐÆÑÎ-2-ËÎ)-1,1-
ÆËÏÇÕËÎàÕËÎÂÏËÐÂ (36) Ë ÍÂÓÃÑÐËÎßÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.40

²ÇÂÍÙËâ ÑÆËÐÂÍÑÄÑ ÎÇÅÍÑ ÒÓÑØÑÆËÕ Ä ÂÙÇÕÂÕÐÑÏ ÃÖ×ÇÓÇ
(pH 4.7) ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ Ë ÒÓË ÍËÒâÚÇÐËË ÓÂÔ-
ÕÄÑÓÑÄ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÄ ËÐÆÑÎÑÄ 36 Ô ÂÎßÆÇÅËÆÂÏË Ë ÍÇÕÑÐÂÏË
Ä ÔÏÇÔË PhHëEtOHëH2O.40

±ÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ËÐÕÇÓÇÔ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ 42 ÓÇÂÍÙËË ±ËÍÕÇ ë
ºÒÇÐÅÎÇÓÂ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ´¤±ª 37 ì ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÑÅÑ ÂÐÂÎÑÅÂ
ËÐÆÑÎßÐÞØ ÂÎÍÂÎÑËÆÑÄ, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØÔâ Ä ÍÑÓÐÇ Â×ÓËÍÂÐÔÍÑÅÑ
ÓÂÔÕÇÐËâ ËÃÑÅË (Tabernanthe iboga Baill). £ ÍÂÚÇÔÕÄÇ ËÔØÑÆ-
ÐÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÎË ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ ÂÊÂÃËÙËÍÎÑ-
[2.2.2]ÑÍÕÇÐÂ 38.

¬ ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÑÏÖ ÕËÒÖ ÓÇÂÍÙËÌ ÑÕÐÑÔâÕÔâ Ë ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÇ
ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË ËÐÆÑÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ÂÏËÐÂÎÇÌ Ä ÍËÔÎÑÌ
ÔÓÇÆÇ. ´ÂÍ, äÏÑÔÕËÍÑÄÞÌã ´¤±ª 39 Ô ÐÇÃÑÎßÛËÏ ÄÞØÑÆÑÏ
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ËÊ ÂÏËÐÂÎâ 40 ÖÉÇ ÒÓË ÐÂÐÇÔÇÐËË ÐÂ ÔËÎËÍÂÅÇÎß.43

°ÒÕËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ R, ËÔÒÑÎßÊÖáÜÂâÔâ ÆÎâ ÆËÂÔÕÇ-
ÓÇÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÔËÐÕÇÊÂ ÂÏËÐÂÎâ 40, ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÖÆÂÎÇÐÂ
ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇÏ.

±ÓÇÆÎÑÉÇÐ 44 ÔÒÑÔÑÃ ÔËÐÕÇÊÂ ÕÇÕÓÂÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ, 1,2,3,4,6,7,8,12c-ÑÍÕÂÅËÆÓÑËÐÆÑÎÑ[3,2-a]ØËÐÑÎËÊËÐÂ (41),
ËÊ ÇÐÂÏËÐÂ 42b, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÑÎÖÚÇÐ ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËÇÌ ÙËÍÎË-
ÚÇÔÍÑÅÑ ÂÎÎËÎßÐÑÅÑ ÂÏËÐÂ 42a ÐÂ ÓÑÆËÇÄÑÏ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÇ.
³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 41 ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÕÂÍÉÇ ÒÑÎÖÚÇÐÑ ÑÃÓÂÃÑÕÍÑÌ
ÂÏËÆÂ 43 Ë ÒËÓËÆÑÐÂ 44 ÑÍÔËØÎÑÓËÆÑÏ ×ÑÔ×ÑÓÂ Ô ÒÑÔÎÇÆÖá-
ÜËÏ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇÏ ÑÃÓÂÊÖáÜËØÔâ 3-ÂÏËÐÑÂÎÍËÎËÆÇÐ-
3H-ËÐÆÑÎÑÄ ÃÑÓÅËÆÓËÆÑÏ ÐÂÕÓËâ.

±Ñ ÆÂÐÐÞÏ ÓÂÃÑÕÞ 45, ÔËÐÕÇÊ ´¤±ª ÏÑÉÇÕ ÒÓÑÕÇÍÂÕß
ÚÇÓÇÊ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÂÙËÎßÐÞØ ÍÂÕËÑÐÑÄ. ´ÂÍ, ÓÇÂÍÙËÇÌ ³ÑÐÑ-

4-MeOC6H4, 4-Me2NC6H4.

N

Me
Me

NH2

H
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7H2O

36

N

NH

Me
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R1 R2

H

35 (74 ± 94%)

R1 = H, Me, Et; R2 = H, Me, Et, Ph, PhCH CH, 4-HOC6H4,

N

PhO2S CO2Me

HN
CH2O

H+

38

N

PhO2S CO2Me

N

37 (70%)

R= (R)-CH(Ph)CH2OTBDMS (TBDMS Ð ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÆËÏÇÕËÎ-

ÔËÎËÎ).
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R

N
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N

N
H
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N
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R
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+
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N
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42a
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H
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N

N
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N

N

N
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ÅÂÛËÓÞ ËÊ 2-ËÑÆ-N-(Ò-ÕÑÎËÎÔÖÎß×ÑÐËÎ)ÂÐËÎËÐÂ Ë N-(ÃÖÕ-3-
ËÐËÎ)ÔÖÍÙËÐËÏËÆÑÄ, -ÅÎÖÕÂÓËÏËÆÑÄ Ë -×ÕÂÎËÏËÆÑÄ 45 ÒÑÎÖ-
ÚÇÐÞ ËÐÆÑÎÞ 46. ¥Îâ ÚÂÔÕËÚÐÑÅÑ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËâ ÒÑÔÎÇÆÐËØ
ËÔÒÑÎßÊÖáÕ ÕÓËàÕËÎÃÑÓÅËÆÓËÆ ÎËÕËâ (LiBHEt3), ËÊÄÇÔÕÐÞÌ
ÍÂÍ äÔÖÒÇÓÅËÆÓËÆã. ¯ÂÅÓÇÄÂÐËÇ ÒÑÎÖÚÇÐÐÞØ ÅËÆÓÑÍÔËÎÂÍÕÂ-
ÏÑÄ 47 Ô TsOH .H2O ÒÓËÄÑÆËÕ Í ËÏËÐËÇÄÞÏ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕÂÏ
48, ÍÑÕÑÓÞÇ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä ÕÇÕÓÂ-
ÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ËÐÆÑÎÞ 49.

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇÏ 2-(2-ÐËÕÓÑàÕËÎ)ËÐÆÑÎÂ 50 Ä ÔËÔÕÇÏÇ
Zn/H+ ÒÑÎÖÚÇÐ 4-×ÇÐËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ-
[4,3-b]ËÐÆÑÎ (51) (ÔØÇÏÂ 2).46 ¬ÂÍ ÔÎÇÆÖÇÕ ËÊ ÔØÇÏÞ ÓÇÂÍÙËË,
ÂÕÑÏC(1) ÏÑÎÇÍÖÎÞ´¤±ª 51 ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ÄØÑÆËÎ Ä ÔÑÔÕÂÄ
ÂÙÇÕÂÎßÐÑÌ (ÆËàÕÑÍÔËÏÇÕËÎßÐÑÌ) ÊÂÜËÕÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÒÓË
ÂÕÑÏÇ ÂÊÑÕÂ Ä ËÔØÑÆÐÑÏ ËÐÆÑÎÇ 50. ±ÓÇÄÓÂÜÇÐËâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
50, ÒÓÑÄÇÆÇÐÐÞÇ Ä ÏâÅÍËØ ÖÔÎÑÄËâØ, ÒÑÊÄÑÎËÎË ÄÞÆÇÎËÕß
ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑ ÑÃÓÂÊÖáÜËÌÔâ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆÑ[1,6-a]-
ËÐÆÑÎ 52, ÍÑÕÑÓÞÌ ÒÓË ÑÃÓÂÃÑÕÍÇ AcOH ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÇÕ ÒÇÓÇ-
ÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÖ ÒÑ ÓÇÂÍÙËË ±ËÍÕÇ ëºÒÇÐÅÎÇÓÂ Ä ´¤±ª 51.

£ ÓÂÃÑÕÇ 47 ÑÒËÔÂÐÂ ÓÇÂÍÙËâ ËÏËÐÑ×ÑÔ×ÑÓÂÐÂ 53 Ô ÂÎßÆÇ-
ÅËÆÂÏË, ÒÓËÄÑÆâÜÂâ Í ÂÎßÆËÏËÐÂÏ, ÍÑÕÑÓÞÇ ÆÂÎÇÇ Ä ÍËÔÎÑÌ
ËÎË ÑÔÐÑ'ÄÐÑÌ ÔÓÇÆÇ ÒÑ ÏÇØÂÐËÊÏÖ ÓÇÂÍÙËË ±ËÍÕÇ ëºÒÇÐ-
ÅÎÇÓÂ ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ Ä 1-ÂÓËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ-

[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ 54. ³ ÔÇÓÑÖÅÎÇÓÑÆÑÏ ËÐÆÑÎ 53 ÑÃÓÂÊÖÇÕ ÔÑÑÕ-
ÄÇÕÔÕÄÖáÜËÌ ËÊÑÕËÑÙËÂÐÂÕ, ÙËÍÎËÊÖáÜËÌÔâ ÒÑ ¶ÓËÆÇÎáë
¬ÓÂ×ÕÔÖ Ä 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ-1-ÕËÑÐ
55. £ ÑÃÑËØ ÔÎÖÚÂâØ ÄÞØÑÆÞ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÔÓÇÆÐËÇ.

£ÑÄÎÇÚÇÐËÇ Ä ÙËÍÎËÊÂÙËá ¶ÓËÆÇÎâ ë¬ÓÂ×ÕÔÂ ÎÇÅÍÑ-
ÆÑÔÕÖÒÐÑÅÑ (ÒÑ ÓÇÂÍÙËË ®ÂÐÐËØÂ) ËÐÆÑÎ-3-ËÎÏÇÕËÎÂÏËÐÑ-
àÕÂÐÑÎÂ 56 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ 48 ÒÑÎÖÚÂÕß 4-×ÇÐËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ (51) Ô ÖÏÇÓÇÐÐÞÏ ÄÞØÑÆÑÏ.

¸ËÍÎËÊÂÙËâ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÅÑ à×ÇÆÓËÐÂ 57 Ä ÒÓÑÆÖÍÕ 58
ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÔÑØÓÂÐÇÐËÇÏ ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËË ÂÕÑÏÂ ÖÅÎÇÓÑÆÂ,
ÔÄâÊÂÐÐÑÅÑ Ô ×ÇÐËÎßÐÞÏ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÏ,49 ØÑÕâ, ÐÂ ÒÇÓÄÞÌ
ÄÊÅÎâÆ, ÍÑÐ×ËÅÖÓÂÙËâ àÕÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ÆÑÎÉÐÂ ÒÓÇÕÇÓÒÇÄÂÕß
ËÊÏÇÐÇÐËâ ÐÇÊÂÄËÔËÏÑ ÑÕ ÕÑÅÑ, ÒÑ ÍÂÍÑÏÖ ÏÇØÂÐËÊÏÖ (SN1
ËÎË SN2) ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÓÇÂÍÙËâ.

X±X= (CH2)2, (CH2)3, o-C6H4.

I
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O
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O

O
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¡ÄÕÑÓÞ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂáÕ, ÚÕÑ ÓÇÂÍÙËâ ËÆÇÕ ÚÇÓÇÊ ÔÕÂÆËá
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËâ ÔÒËÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÒÇÓÇØÑÆÐÑÅÑ ÔÑÔÕÑâÐËâ 59 Ô
ÆÄÖÏâ ËÐÄÇÓÔËâÏË: ÃÑÎÇÇ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÞÌ ÂÕÑÏ C Ä ÒÑÎÑÉÇ-
ÐËË 3 ËÐÆÑÎÂ 57 ÓÇÂÅËÓÖÇÕ ÒÇÓÄÞÏ, ÆÂÎÇÇ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÔÕÇÓÇÑ-
ÔÇÎÇÍÕËÄÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËá 2. ¬ÂÍ ÄËÆÐÑ ËÊ
ÒÓËÄÇÆÇÐÐÑÌ ÔØÇÏÞ, ÓÂÔÍÓÞÕËÇ ÔÒËÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ËÐÕÇÓ-
ÏÇÆËÂÕÂ 59 ÏÑÉÇÕ ÒÓÑËÔØÑÆËÕß ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ÒÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÖ
C7Ph, ÐÑ Ë ÒÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÖ C7N. £ ÒÑÔÎÇÆÐÇÏ ÔÎÖÚÂÇ
ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ b-ÍÂÓÃÑÎËÐ 60. £ÞÆÇÎÇÐËÇ Ë ËÆÇÐÕË×ËÍÂÙËâ
àÕÑÅÑ ÒÑÃÑÚÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ ÒÑÔÎÖÉËÎË ÆÑÍÂÊÂÕÇÎßÔÕÄÑÏ
ÒÓÇÆÎÑÉÇÐÐÑÅÑ ÏÇØÂÐËÊÏÂ ÓÇÂÍÙËË.49 °ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ ÄÞØÑÆÞ
ÑÔÐÑÄÐÑÅÑ Ë ÒÑÃÑÚÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÐÇÃÑÎßÛËÇ (8 ë 30%), ÚÕÑ,
ÒÑ ÄÔÇÌ ÄËÆËÏÑÔÕË, ÑÔÕÂÄÎâÇÕ ÏÇÔÕÑ Ë ÆÎâ ÆÓÖÅËØ ÅËÒÑÕÇÊ
ÑÕÐÑÔËÕÇÎßÐÑ ÏÇØÂÐËÊÏÂ ÓÇÂÍÙËË.

°ÔÐÑÄÂÐËÇ ®ÂÐÐËØÂ 61, ÒÑÎÖÚÇÐÐÑÇ ËÊ ÂÙÇÕÂÎâ ÂÏËÐÑ-
ÂÙÇÕÂÎßÆÇÅËÆÂ, ÎÇÅÍÑ ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä ÓÂÊÃÂÄÎÇÐÐÑÌ HCl Ä
4-ÅËÆÓÑÍÔË-2-ÏÇÕËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐ-
ÆÑÎ (62), ÍÑÕÑÓÞÌ ÆÂÎÇÇ ÄÑÔÔÕÂÐÂÄÎËÄÂÎË Ä 2-ÏÇÕËÎÒÓÑËÊÄÑÆ-
ÐÑÇ 63.50

¥Îâ ÒÑÔÕÓÑÇÐËâ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍÑÅÑ ÑÔÕÑÄÂ ´¤±ª
ÏÑÉÐÑ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÕß ÕÂÍÉÇ ËÊÑÙËÂÐÂÕ 64, ÙËÍÎËÊÖáÜËÌÔâ
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ AlCl3 Ä 5-ÏÇÕËÎ-6-×ÕÑÓ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ-1-ÑÐ (65).25

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 66, ÊÂÜËÜÇÐÐÑÇ ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËá 1 ÕÓÇÕ-
ÃÖÕËÎÆËÏÇÕËÎÔËÎËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÑÌ, ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ ÐÂ ÃÇÐÕÑÐË-
ÕÑÄÑÌ ÅÎËÐÇ Ä 1-×ÇÐËÎ-2-ÕÑÎÖÑÎÔÖÎß×ÑÐËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆ-
ÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ-4-ÑÐ (67).51

ºËÓÑÍÑÇ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ ÅÑÏÑÅÇÐÐÞØ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ, ÔÑ-
ÆÇÓÉÂÜËØ ÏÇÕÂÎÎÞ VIII ÅÓÖÒÒÞ ±ÇÓËÑÆËÚÇÔÍÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ, Ä
ÔËÐÕÇÊÇ ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÐÇ ÏÑÅÎÑ
ÑÃÑÌÕË Ë ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ´¤±ª. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÙËÍÎËÊÂÙËâ ÒÑ
ÓÇÂÍÙËË ·ÇÍÂ ÂÎÎËÎÂÏËÆÑÄ 68 ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕÔâ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄ-
ÐÞÏ ÒÑÆØÑÆÑÏ Í ÔËÐÕÇÊÖ ´¤±ª, ÐÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÕÑ ÚÕÑ ÙÇÎÇÄÞÇ
ÒÓÑÆÖÍÕÞ 69 Ä ÆÂÐÐÞØ ÖÔÎÑÄËâØ ÚÂÔÕËÚÐÑ ËÊÑÏÇÓËÊÖáÕÔâ Ä
ÃÑÎÇÇ ÖÔÕÑÌÚËÄÞÇ ÒËÓËÆÑÐÞ 70.52

£ ÓÂÃÑÕÇ 53 ÔÑÑÃÜÂÇÕÔâ, ÚÕÑ ÊÂÏÇÐÂ ÂÎÎËÎÂÏËÆÑÄ 68 ÐÂ
à×ËÓÞ ÑÍÔËÏÑÄ ÕËÒÂ 71 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÓÇÆÑÕÄÓÂÕËÕß ÑÒËÔÂÐÐÖá
ÄÞÛÇ ÒÑÃÑÚÐÖá ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËá. ´ÂÍ, ÒÓË ÆÎËÕÇÎßÐÑÏ (48 Ú)
ÍËÒâÚÇÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 71 Ä ÆËÑÍÔÂÐÇ ÒÑÎÖÚÇÐ ÒËÓËÆÑËÐÆÑÎ 72
(ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ E- Ë Z-ËÊÑÏÇÓÑÄ 30 : 70).

°ÆÐÑ ËÊ ÒÓÇËÏÖÜÇÔÕÄ ÏÇÕÂÎÎÑÍÑÏÒÎÇÍÔÐÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂ
ÊÂÍÎáÚÂÇÕÔâ Ä ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕË ÔÕÇÓÇÑÑÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÒÓÑÕÇÍÂ-
ÐËâ ÓÇÂÍÙËË, ÚÕÑ ËÏÇÇÕ ÑÔÑÃÑÇ ÊÐÂÚÇÐËÇ ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË
ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÒÓËÓÑÆÐÞØ ÂÎÍÂÎÑËÆÑÄ. ´ÂÍÑÌ ÒÑÆØÑÆ ÑÍÂÊÂÎÔâ
ÖÔÒÇÛÐÞÏ 54 ÒÓË ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË ËÐÆÑÎÂ
73 Ä ØËÓÂÎßÐÞÌ 2-ÃÇÐÊËÎ-4-ÄËÐËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-
ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ (74) Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ Ë àÐÂÐÕËÑÏÇÓÐÑÌ
ÚËÔÕÑÕÑÌ 93%.
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°ÒËÔÂÐ 55 ÒÓËÏÇÓ ÒÑÔÕÓÑÇÐËâ ÒËÒÇÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ÙËÍÎÂ
ÒÖÕÇÏ ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÌ ÙËÍÎËÊÂÙËË ÄËÐËÎÅÂÎÑÅÇÐËÆÑÄ Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË Pd(OAc)2. ±ÓÑÙÇÔÔ ÏÑÉÐÑ ÑÔÖÜÇÔÕÄËÕß Ä äone-
potã-ÄÂÓËÂÐÕÇ, ÄÔÎÇÆ ÊÂ 1,3-ÆËÒÑÎâÓÐÞÏ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÇÏ. ´ÂÍ, 1-×ÇÐËÎÔÖÎß×ÑÐËÎ-1H-ËÐÆÑÎ-3-ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆ (75)
ÓÇÂÅËÓÖÇÕ Ô N-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ à×ËÓÑÏ ÅÎËÙËÐÂ 76 Ë N-ÏÇÕËÎ-
ÏÂÎÇËÏËÆÑÏ Ä ÍËÒâÜÇÏ ÕÑÎÖÑÎÇ (15 Ú) Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÔÏÇÔË
ËÊÑÏÇÓÑÄ 77 Ë 78 (ÔÑÑÕÐÑÛÇÐËÇ 1 : 2), ÍÑÕÑÓÞÇ ÓÂÊÆÇÎâÎË Ô
ÒÑÏÑÜßá ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËË. ±ÓË ÐÂÅÓÇÄÂÐËË Ä MeCN Ä ÒÓË-
ÔÖÕÔÕÄËË Pd2+ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 77 Ë 78 ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕÔâ Ä ´¤±ª 79 Ë
80 ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ.

Ã. ¶ÑÓÏËÓÑÄÂÐËÇ ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎßÐÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ
ÓÇÂÍÙËÌ ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ

®ÇÕÑÆÞ ÔËÐÕÇÊÂ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÒÑÎËÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ,
ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ âÆÓÑ ´¤±ª, ÄÍÎáÚÂáÕ ÓÇÂÍÙËË ÙËÍÎÑÒÓË-
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ.

£ÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ¥ËÎßÔÂ ë¡ÎßÆÇÓÂ 3-×ÑÓÏ-
ËÏËÆÑËÎËÐÆÑÎÑÄ 81 ÒÑÊÄÑÎâÇÕ ÒÑÎÖÚËÕß Ô ÖÏÇÓÇÐÐÞÏË ÄÞØÑ-
ÆÂÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 82.56 ±ÑÔÎÇÆÐËÇ ËÊÑÏÇÓËÊÖáÕÔâ Ô ÒÑÕÇÓÇÌ
ÑÆÐÑÅÑ ËÊ ØËÓÂÎßÐÞØ ÙÇÐÕÓÑÄ Ä ÒÇÐÕÂÙËÍÎËÚÇÔÍËÇ ´¤±ª 83.

±ÑÏËÏÑ ÓÇÂÍÙËÌ [4+2]-ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÑÒËÔÂÐ 57

ÔËÐÕÇÊ ´¤±ª 84 ÒÑ ÓÇÂÍÙËË [3+2]-ÃËÒÑÎâÓÐÑÅÑ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËâ. ¸ÄËÕÕÇÓ-ËÑÐ 85 ÒÑÎÖÚÂÇÕÔâ ËÊ ÆËÂÊÑà×ËÓÂ 86 ÚÇÓÇÊ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ Ô ÓÑÆËÇÏ Ë ÙËÍÎËÊÖÇÕÔâ Ä ÒÇÐÕÂÙËÍÎ
84. ²ÇÂÍÙËá ÒÓÑÄÑÆâÕ Ä ÃÇÐÊÑÎÇ ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ
Ä ÕÇÚÇÐËÇ 72 Ú, ÒÓÑÆÖÍÕ 84 ÒÑÔÎÇ ØÓÑÏÂÕÑÅÓÂ×ËÚÇÔÍÑÌ
ÑÚËÔÕÍË ÒÑÎÖÚÇÐ Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ.

¯ÇÔÑÏÐÇÐÐÑ, ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÞÇ Ä ÆÂÐÐÑÏ ÓÂÊÆÇÎÇ ÔÒÑÔÑÃÞ Ä
ÙÇÎÑÏ ÅÑÓÂÊÆÑ ÃÑÎÇÇ ÔÎÑÉÐÞ Ë ÕÓÖÆÑÇÏÍË ÒÑ ÔÓÂÄÐÇÐËá ÔÑ
äÔÃÑÓÍÑÌã ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎßÐÑÅÑ âÆÓÂ ËÊ ËÐ-
ÆÑÎÑÄ. ±Ñ àÕÑÌ ÒÓËÚËÐÇ ÒÓÇÆÒÑÚÕÇÐËÇ ÑÃÞÚÐÑ ÑÕÆÂÇÕÔâ
ÔËÐÕÇÊÂÏ ´¤±ª ÒÑ ¶ËÛÇÓÖ, Â ÓÇÂÍÙËË ÙËÍÎÑÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËâ
ÒÓËÏÇÐâáÕ, ÇÔÎË ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍÂ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ÐËÊÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË.

3. £ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ âÆÓÂ
Ä ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂØ

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÒËÓËÆËÐÑÄÑÅÑ âÆÓÂ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜÇÅÑ g-ÍÂÓÃÑÎËÐÂì ÖÆÑÃÐÞÌ ÔÒÑÔÑÃ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÓÂÊÐÑ-
ÑÃÓÂÊÐÞØ ´¤±ª ËÊ ËØ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ. °ÔÑÃÇÐÐÑ
ÎÇÅÍÑ Ë Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÄÑÔÔÕÂÐÂÄÎËÄÂáÕÔâ ÔÑÎË
2-ÂÎÍËÎÍÂÓÃÑÎËÐËâ 87.58 ¿ÕÑÕ ÒÑÆØÑÆ ÃÞÎ ÖÔÒÇÛÐÑ ÓÇÂÎËÊÑ-
ÄÂÐ ÒÓË ÔËÐÕÇÊÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ ¥ËÂÊÑÎËÐ (4).59

£ÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ ÆËÅËÆÓÑÍÂÓÃÑÎËÐÑÄ ÚÂÔÕÑ âÄÎâÇÕÔâ
ÊÂÍÎáÚËÕÇÎßÐÑÌ ÔÕÂÆËÇÌ ÔËÐÕÇÊÂ ´¤±ª. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËÇ 88 ÒÑÎÖÚÂáÕ ÙËÍÎÑÆÇÅËÆÓÂÕÂÙËÇÌ ÒÑ ¢ËÛÎÇÓÖ ë¯ÂÒË-
ÓÂÎßÔÍÑÏÖ ËÐÆÑÎÂ 89 Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇÏ
ÑÃÓÂÊÑÄÂÄÛÇÅÑÔâ ÆËÅËÆÓÑ-g-ÍÂÓÃÑÎËÐÂ 90.60
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¡ÐÂÎÑÅËÚÐÑ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐÑ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ 2,5-ÆËÅËÆÓÑ-
ÒËÓËÆÑËÐÆÑÎÂ 91 Ä 2-ÕÓÇÕ-ÃÖÕÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ-5-ÏÇÕÑÍÔËÏÇ-
ÕËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ 92.61 ³ÑÇÆËÐÇÐËÇ
91 ÔËÐÕÇÊËÓÖáÕ ËÊ ËÐÆÑÎÂ 93 ÒÑ ÓÇÂÍÙËË ÏÇÕÂÕÇÊËÔÂ Ä ÒÓË-
ÔÖÕÔÕÄËË ÓÖÕÇÐËÇÄÞØ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÑÄ ¤ÓÂÃÃÔÂ (GC), ÒÓÑ-
âÄÎâáÜËØ Ä àÕËØ ÖÔÎÑÄËâØ ÄÞÔÑÍÖá ÕÑÎÇÓÂÐÕÐÑÔÕß Í
ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞÏ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞÏ ÅÓÖÒÒÂÏ.

Boc ì ÕÓÇÕ-ÃÖÕËÎÑÍÔËÍÂÓÃÑÐËÎ.

°ÒËÔÂÐ 62 ÔËÐÕÇÊ ´¤±ª 94 ì ÐÇÑÉËÆÂÐÐÑÅÑ ÒÓÑÆÖÍÕÂ
ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎßÐÑÅÑ ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËâ 2-ÒÓÑÒÇÐËÎËÐÆÑÎ-3-ÍÂÓÃ-
ÂÎßÆÇÅËÆÂ 95. £ ÍÎÂÔÔÔËÚÇÔÍÑÏ ÄÂÓËÂÐÕÇ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎßÐÑÇ
ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ N-ÏÇÕÑÍÔËÏÇÕËÎ-2-ÒÓÑÒÇÐËÎËÐÆÑÎ-3-ÍÂÓÃ-
ÂÎßÆÇÅËÆÂ 96 ÂÎÎËÎÂÏËÐÑÏ ÒÑÔÎÇ ÆÂÎßÐÇÌÛËØ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ
ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÒÓÑÆÖÍÕÖ ÓÇÂÍÙËË ÏÇÕÂÕÇÊËÔÂ ì 1,2,5,6-ÕÇÕÓÂ-

ÅËÆÓÑÂÊÇÒËÐÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÖ 97. °ÆÐÂÍÑ ÒÓË ÊÂÏÇÐÇ N-ÏÇÕ-
ÑÍÔËÏÇÕËÎßÐÑÌ ÊÂÜËÕÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ ÐÂ N-×ÇÐËÎÔÖÎß×Ñ-
ÐËÎßÐÖá Ô ÄÞÔÑÍËÏ ÄÞØÑÆÑÏ ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 2-ÂÎÎËÎ-3-ÏÇÕËÎ-5-
×ÇÐËÎÔÖÎß×ÑÐËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ (94)
(ÔØÇÏÂ 3).

ªÊÖÚÇÐËÇ ÏÇØÂÐËÊÏÂ ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÑÌ ÓÇÂÍÙËË, ÒÓÑÄÇÆÇÐÐÑÇ
Ä ÓÂÃÑÕÇ 62, ÒÑÊÄÑÎËÎÑ ËÔÍÎáÚËÕß ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÖá ÅËÒÑÕÇÊÖ
Ñ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÑÏ ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËË ÂÊÑÏÇÕËÐÂ ÕËÒÂ 98. ±Ñ-
ÔÍÑÎßÍÖ Ä ËÐÆÑÎÂØ 95 N-×ÇÐËÎÔÖÎß×ÑÐËÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ ÒÑÐË-
ÉÂÇÕ àÎÇÍÕÓÑÐÐÖá ÒÎÑÕÐÑÔÕß ÐÂ ÔÑÔÇÆÐÇÌ ÄËÐËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÇ,
ÕÑ ÆÑÏËÐËÓÖáÜÇÌ ÔÕÂÐÑÄËÕÔâ ÍÑÐÍÖÓÇÐÕÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ
®ËØÂàÎâ. ±ÑÔÎÇÆÐââ ÒÓËÄÑÆËÕ ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ Í ËÐÆÑÎÂÏ
99, ÍÑÕÑÓÞÇ, Ä ÔÄÑá ÑÚÇÓÇÆß, ÙËÍÎËÊÖáÕÔâ ÒÑ ÏÇØÂÐËÊÏÖ
ÄÐÖÕÓËÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎßÐÑÅÑ ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËâ Ä
´¤±ª 100.

4. ²ÇÂÍÙËË ÒÑ ÂÕÑÏÂÏ ÂÊÑÕÂ Ä 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-
1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂØ

a. ²ÇÂÍÙËË ÒÑ ÂÕÑÏÖ N(2)

£ ÏÑÎÇÍÖÎÇ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂ ÂÕÑÏ
ÂÊÑÕÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2 ÎÇÅÍÑ ÄÔÕÖÒÂÇÕ Ä ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ, ØÂÓÂÍ-
ÕÇÓÐÞÇ ÆÎâ ÄÕÑÓËÚÐÞØ ÂÏËÐÑÄ, Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ ÂÎÍËÎËÓÖÇÕÔâ
ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞÏË ÂÎÍËÎÅÂÎÑÅÇÐËÆÂÏË.63 ´ÂÍ, ÂÎÍËÎËÓÑÄÂ-
ÐËÇÏ 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂ (1) 3-(3-
ÃÓÑÏÒÓÑÒËÎ)ÒËÓËÆËÐÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐ 48 2-[3-(ÒËÓËÆËÐ-3-ËÎ)ÒÓÑ-
ÒËÎ]-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ (101).

POCl3

PhH, D

89

N

HN

Me

Me

O

CO2Me

H

90 (85%)

N

N

Me

Me

CO2Me

H

H2/Pt

88 (77%)

N

NH

Me

Me

CO2Me

H

N

CH2OMe

N
Boc

CH2

93

GC H2, Pd/C

N

CH2OMe

N
Boc

91

N

CH2OMe

N
Boc

92 (35%)

R1 = H, Me; R2 = All, Bn.

N

SO2Ph

CHO

R1

95

R2NH2

N

SO2Ph

R1

N
R2

98

N

SO2Ph

R1

CHO
HN

R2

99

NaBH(OAc)3

N

SO2Ph

R1

N
R2

100 (80 ± 90%)

N

R

CHO

Me

95, 96

NH2

NaBH(OAc)3

(R = PhSO2)

(R =MeOCH2)

N

SO2Ph

Me

N
CH2

94 (90%)

N

CH2OMe

Me

HN
CH2

...

N

CH2OMe

N

Boc

97

R = PhSO2 (95),
MeOCH2 (96).
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³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 101 ì ÃÎËÊÍËÌ ÂÐÂÎÑÅ ÂÐÕËÒÔËØÑÕËÚÇÔÍÑÅÑ
ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ ¤ÇÄÑÕÓÑÎËÐ (102), ÔÑÆÇÓÉÂÜÇÅÑ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 8
ÂÕÑÏ ×ÕÑÓÂ.

¥ÓÖÅËÏË ÒÓËÏÇÓÂÏË ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ ÏÑÅÖÕ
ÔÎÖÉËÕß ´¤±ª 103 ë 106. ²ÇÂÍÙËâ ËÔØÑÆÐÑÅÑ ´¤±ª 107 Ô
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÏË ÂÎÍËÎÅÂÎÑÅÇÐËÆÂÏË Ä ¥®¶¡ ÒÑÆ ÆÇÌ-
ÔÕÄËÇÏ K2CO3 ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.64

¡ÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 2 ´¤±ª ÎÇÅÍÑ ÆÑÔÕËÅÂÇÕÔâ
ÄÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎßÐÞÏ ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËÇÏ ÂÎË×ÂÕËÚÇÔÍËØ Ë ÂÓÑ-
ÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÂÎßÆÇÅËÆÑÄ Ë ÍÇÕÑÐÑÄ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, 2-ÏÇÕËÎÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÇ ´¤±ª 108, 109 ÔÑ ÔÓÇÆÐËÏË Ë ØÑÓÑÛËÏË
ÔÖÏÏÂÓÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË ×ÑÓÏÂÎßÆÇ-
ÅËÆÂ ÐÂ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ ´¤±ª 110, 111 Ô ÒÑÔÎÇÆÖáÜËÏ
ÍÂÕÂÎËÕËÚÇÔÍËÏ ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇÏ in situ ÒÓÑÏÇÉÖÕÑÚÐÞØ
2-ÅËÆÓÑÍÔËÏÇÕËÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ.11, 18

2,3,4,5-´ÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ ÎÇÅÍÑ ÂÙËÎË-
ÓÖáÕÔâ ÒÑ ÂÕÑÏÖ N(2),8, 65 Ä ÕÑÏ ÚËÔÎÇ ÎÇÅÍÑ ÑÃÓÂÊÖáÕ £ÑÔ-
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ.11, 18 ¿ÕÂ ÓÇÂÍÙËâ ÑÚÇÐß ÖÆÑÃÐÂ ÆÎâ ÒÑÔÎÇÆÖá-
ÜÇÅÑ ÄÄÇÆÇÐËâ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâ 2 Ë 5 ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂ.

¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÒÓË ÒÑÎÖÚÇÐËË 2-ÏÇÕËÎ-8-×ÕÑÓÒËÓËÆÑËÐÆÑÎÑÄ
109 ËÔØÑÆÐÞÌ 8-×ÕÑÓ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]-
ËÐÆÑÎ (113) ÒÓÇÄÓÂÜÂáÕ Ä £ÑÔ-ÒÓÑËÊÄÑÆÐÑÇ 114, ÍÑÕÑÓÑÇ
ÊÂÕÇÏ ÂÎÍËÎËÓÖáÕ ÂÎÍËÎÅÂÎÑÅÇÐËÆÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË NaH.
±ÑÔÎÇ ÔÐâÕËâ £ÑÔ-ÊÂÜËÕÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ÖÓÇÕÂÐÂØ 111 ÏÇÕËÎË-
ÓÖáÕ ÄÕÑÓËÚÐÖá ÂÏËÐÑÅÓÖÒÒÖ.11, 18

£ÑÔÔÕÂÐÑÄËÕÇÎßÐÑÇ ÂÏËÐËÓÑÄÂÐËÇ ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍËØ ÂÎßÆÇ-
ÅËÆÑÄ ÕÂÍÉÇ ÑÔÖÜÇÔÕÄËÏÑ ÒÑ äone-potã-ÏÇÕÑÆËÍÇ. ´ÂÍ, ÔËÐÕÇÊ
´¤±ª 115 ÄÍÎáÚÂÇÕ ÐÇÔÍÑÎßÍÑ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ. ±ÇÓÄÑÐÂÚÂÎß-
ÐÑ 5-ÒËÓËÆËÎàÕËÎËÓÑÄÂÐÐÞÌ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑËÐÆÑÎ 107
ÄÄÑÆâÕ Ä ÓÇÂÍÙËá Ô ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆÑÏ 3-ÅËÆÓÑÍÔË-5-ÅËÆÓÑÍÔË-
ÏÇÕËÎ-2-ÏÇÕËÎÒËÓËÆËÐ-4-ÍÂÓÃÂÎßÆÇÅËÆÂ (116), ÒÑÔÎÇ ÚÇÅÑ
ÑÃÓÂÊÖáÜËÌÔâ ËÐÕÇÓÏÇÆËÂÕ ÄÑÔÔÕÂÐÂÄÎËÄÂáÕ in situ ÆÑ ÒÓÑ-
ÆÖÍÕÂ 115.64

äOne-potã-ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 117a,b Ë N-ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞØ ÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ÑÐÑÄ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2,5,8-ÕÓËÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ
´¤±ª 118 Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÔÖÏÏÂÓÐÞÏË ÄÞØÑÆÂÏË.64, 66 ë 69
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N

N

O
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R1 = F (109, 111): R2 = Ph, 2-Py, 3-Py, 4-Py, EtO2C, 4-EtO2CC6H4.
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N
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110, 111
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2) H2, PtO2
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N
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F

N
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F

N

N
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F

N
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2) H2, PtO2
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©ÂÜËÜÇÐÐÞÌ ÒÑ ÒÑÎÑÉÇÐËá 5 ÒËÓËÆÑËÐÆÑÎ 107 ÏÑÉÐÑ
ÄÄÇÔÕË Ä ÓÇÂÍÙËá 2-ÒËÓËÆËÎàÕËÎËÓÑÄÂÐËâ.64 ±ÓË ÆÎËÕÇÎß-
ÐÑÏ ÍËÒâÚÇÐËË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 107 Ô 4-ÄËÐËÎÒËÓËÆËÐÑÏ Ä ÔÏÇÔË
AcOH Ë EtOH ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ 8-ÏÇÕËÎ-[2-(4-ÒËÓËÆËÎ)àÕËÎ]-5-[2-
(ÒËÓËÆËÎ)àÕËÎ]-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ
(119).

´ÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑËÐÆÑÎÞ 1 (R1=H), 112 (R1=F) Ë 117a
(R1=Me) ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÃÞÔÕÓÑ (ÊÂ 30 ÏËÐ)
ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô ÔÖÎß×ÑÐËÎØÎÑÓËÆÂÏË, ÆÂÄÂâ Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑ-
ÆÂÏË ´¤±ª 120.67

Ã. ²ÇÂÍÙËË ÒÑ ÂÕÑÏÖ N(5)

¡ÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇ ËÐÆÑÎßÐÑÅÑ ÂÕÑÏÂ ÂÊÑÕÂ Ä ´¤±ª ÅÎÂÆÍÑ
ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ NaH ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ.
±ÓÑÆÖÍÕÞ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËâ, ÍÂÍ ÒÓÂÄËÎÑ, ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ Ô ØÑÓÑ-
ÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.69

¥ÎËÕÇÎßÐÞÏ ÂÎÍËÎËÓÑÄÂÐËÇÏ ËÐÆÑÎËÎ-ÂÐËÑÐÑÄ, ÑÃÓÂ-
ÊÖáÜËØÔâ ÒÓË ÆÇÌÔÕÄËË NaH ÐÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 121a,b Ä ¥®¶¡,
ÙËÐÐÂÏËÎØÎÑÓËÆÑÏ ÒÑÎÖÚÇÐÞ E- Ë Z-ËÊÑÏÇÓÞ 2-ÏÇÕËÎ-5-
(3-×ÇÐËÎÂÎÎËÎ)-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÑÄ
122a,b. ¤ËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ ÒÑÔÎÇÆÐËØ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 2-ÏÇÕËÎ-5-
(3-×ÇÐËÎÒÓÑÒËÎ)ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ 123a,b.70

³ÖÎß×ÑÐËÎØÎÑÓËÆÞ ÖÉÇ ÒÓË 208C ÃÞÔÕÓÑ Ë Ô ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË ÊÂÏÇÜÂáÕ 66 ÂÕÑÏ ÄÑÆÑÓÑÆÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 5 ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËÌ 63 (R1=H, R2=Me), 121a,b (R2=Me: R1=Me (a),
F (b)) Ë 124, ÆÂÄÂâ 5-ÔÖÎß×ÑÐËÎ-´¤±ª 125.

±ËÓËÆËÎàÕËÎËÓÑÄÂÐËÇ ´¤±ª ÒÑ ËÐÆÑÎßÐÑÏÖ ÂÕÑÏÖ
ÂÊÑÕÂ ÒÓÑÕÇÍÂÇÕ ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÅÎÂÆÍÑ, ÇÔÎË ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 2 ÏÑÎÇ-
ÍÖÎÞ ÊÂÜËÜÇÐÑ. ²ÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 5-(2-ÒËÓËÆËÎ-
àÕËÎ)ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑËÐÆÑÎÑÄ 126 ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÓÇÂÍÙËÇÌ

R1 = H (117a), Ts (117b); R2 =Me, Boc.
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+
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Me

N
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N

N

R1, R2 = H, Me, F.
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1, 112, 117a

+
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DMF, Et3N

120 (82 ± 90%)

R1

N

N
S

R2

O O

H

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

R

N

N
Me

H

121a,b

1) DMF, NaH

2) Ph CH CHCH2Cl

R

N

N
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E-122a,b

+

R

N

N
Me

Z-122a,b

HCHO,

H2/PtO2

R

N

N
Me

123a (48%), 123b (65%)

R1 = H, Me, F, Br, PhSO2; R2 =Me, Boc, 1-ÏÇÕËÎÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ËÎ,

1-Boc-ÒËÒÇÓËÆËÐ-4-ËÎ; R3 = Ph, 4-MeC6H4.

125 (85 ± 90%)

R1

N

N
R2

H

63, 121a,b, 124

R3SO2Cl

DMF, NaH

R1

N

N
R2

S OO

R3

R1

N

N
R2

H

63, 121a,b, 124

+ R3 CH CH2

a ËÎË b

126

R1

N

N
R2

R3

aÐNa, EtONa ËÎË NaH, DMSO (ÄÞØÑÆÞ 10 ë 55%);

bÐKOH, DMSO, H2O, (Bun4N)2SO4 (ÄÞØÑÆÞ 62 ë 85%);

R1 =H, Me, F, Br, F3C, HO2C, MeO; R2 =Me, Boc, 1-ÒËÒÇÓË-

ÆËÐ-4-ËÎ, 4-MeC6H4SO2, 4-FC6H4SO2; R3 = 2-Py, 3-Py, 4-Py,

6-ÏÇÕËÎÒËÓËÆËÐ-3-ËÎ, ÒËÓÂÊËÐ-2-ËÎ.
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ÄËÐËÎÒËÓËÆËÐÑÄ Ô ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË 63 (R1=H, R2=Me),
121a,b (R2=Me: R1=Me (a), F (b)) Ë 124, ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÌ
ÏÇÕÂÎÎËÚÇÔÍËÏ Na ËÎË NaH (5 ë 15 Ú, ÄÞØÑÆÞ 10 ë 55%).
°ÔÑÃÇÐÐÑ ÎÇÅÍÑ Ë Ô ÄÞÔÑÍËÏË (62 ë 85%) ÄÞØÑÆÂÏË ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ
ÒÓÑÙÇÔÔ ÑÔÖÜÇÔÕÄÎâÇÕÔâ Ä ÆÄÖØ×ÂÊÐÑÌ ÔËÔÕÇÏÇ ¥®³°ë
60%-ÐÞÌ ÄÑÆÐÞÌ KOH Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÕÇÕÓÂÃÖÕËÎÂÏÏÑÐËÌ-
ÔÖÎß×ÂÕÂ (´¢¡³) ÍÂÍ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ ÏÇÉ×ÂÊÐÑÅÑ ÒÇÓÇ-
ÐÑÔÂ.64, 67, 68, 71

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÂâ ÓÇÂÍÙËâ ÒËÓËÆÑËÐÆÑÎÑÄ 63 (R1=H,
R2=Me), 124 Ô àÕËÎÂÍÓËÎÂÕÑÏ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ´¤±ª 126
(R3=CO2Et).18, 67

±ÓË ÆÇÌÔÕÄËË ÑÍÔËÆÂ ÒÓÑÒËÎÇÐÂ ËÎË ÑÍÔËÆÂ ÔÕËÓÑÎÂ (127)
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 63 (R1=H) Ë 121a,b (R1=Me, F) ÎÇÅÍÑ ÒÓÇÄÓÂ-
ÜÂáÕÔâ Ä ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ 5-(2-ÅËÆÓÑÍÔËàÕËÎ)-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂ-
ÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ 128.70

³ÑÑÃÜÂÇÕÔâ ÕÂÍÉÇ Ñ ÒÓËÔÑÇÆËÐÇÐËË ÒËÓËÆÑ[3,4-b]ËÐÆÑ-
ÎÑÄ 129a,b Í ÂÙÇÕËÎÇÐÖ Ä ÔÖÒÇÓÑÔÐÑÄÐÑÌ ÔÓÇÆÇ Ô ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ
5-ÄËÐËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ ´¤±ª 130a,b Ô ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË.72

¯Ç ÔÑÆÇÓÉÂÜËÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ ÂÕÑÏ N(2) ÐÇ ÖÚÂÔÕÄÖÇÕ Ä ÓÇÂÍ-
ÙËË, ÑÚÇÄËÆÐÑ, ËÊ-ÊÂ ÔÕÇÓËÚÇÔÍËØ ÊÂÕÓÖÆÐÇÐËÌ.

³ÏÇÔË E- Ë Z-ËÊÑÏÇÓÑÄ 5-ÄËÐËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 131 Ô ÖÏÇ-
ÓÇÐÐÞÏË ËÎË ÄÞÔÑÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÒÓË ÄÊÂËÏÑ-
ÆÇÌÔÕÄËË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 63 (R1=H, R2=Me), 121a,b (R2=Me:
R1=Me (a), F (b)) Ë 124 Ô ÂÓËÎ- Ë ÅÇÕÂÓËÎÂÙÇÕËÎÇÐÂÏË Ä
ÔËÔÕÇÏÇ ¥®³°ë60%-ÐÞÌ KOH Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ´¢¡³ ÍÂÍ
ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ (ÑÃÜËÌ ÄÞØÑÆ 65 ë 80%). ¥ÂÎßÐÇÌÛÇÇ ÅËÆÓË-
ÓÑÄÂÐËÇ ÒÓËÄÑÆËÕ Í 5-(2-ÂÓËÎàÕËÎ)ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑËÐÆÑ-
ÎÂÏ 126 (R3=H) Ë 132 (R3=Me).67, 73, 74

¯ÇÆÂÄÐÑ ÑÒËÔÂÐÑ ÒÑÎÖÚÇÐËÇ 5-àÕËÐËÎÒËÓËÆÑËÐÆÑÎÑÄ 133
ÓÇÂÍÙËÇÌ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 63 (R=H) Ë 121a,b (R=Me, F) Ô
ÃÓÑÏàÕËÐËÎÃÇÐÊÑÎÑÏ 70 Ë 3-(ÃÓÑÏàÕËÐËÎ)ÒËÓËÆËÐÑÏ 74 Ä
PhMe, ÒÓÑÕÇÍÂáÜÇÌ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË CuSO4

. 5H2O Ë 1,10-
×ÇÐÂÐÕÓÑÎËÐÂ.

²ÇÂÍÙËâ µÎßÏÂÐÂ 20, 65, 75 ÑÍÂÊÂÎÂÔß ÖÆÑÃÐÞÏ ÏÇÕÑÆÑÏ
ÔËÐÕÇÊÂ ´¤±ª 134. £ÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËËÌ 21
(R1=H) Ë 135 (R1=F) Ô ÃÓÑÏÃÇÐÊÑÎÑÏ Ë ÇÅÑ 4-×ÕÑÓ-
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ ÒÓÑÄÑÆâÕ Ä N-ÏÇÕËÎÒËÓÓÑÎËÆÑÐÇ (NMP) ÒÓË
2008C Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË CuBr Ë K2CO3 ì Ä ÖÔÎÑÄËâØ, ÕËÒËÚÐÞØ
ÆÎâ àÕÑÌ ÓÇÂÍÙËË.

¡ÐÂÎÑÅËÚÐÞÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ ËÊ ÒËÓËÆÑËÐÆÑÎÑÄ 63, 121b Ë
ÃÓÑÏÂÊËÐÑÄ Ô ÐËÊÍËÏË ÎËÃÑ ÔÓÇÆÐËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 136.74

R1 = H (63), Me (121a), F (121b); R2 = Ph, Me.

128 (75 ± 85%)

63, 121a,b +

R1

N

N
Me

R2

HO

O

R2

127

K3PO4, DMF

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

129a,b

R

N

NH

Me Me

Me

MeH

HC CH

DMSO,
KOH

R

N

NH

Me Me

H2C

Me

Me

130a,b (92 ± 99%)

R1

N

N
R2

R3
Ar

Z-131

+

R1

N

N
R2

R3

Ar

H2/PtO2

E-131

63, 122a,b, 124
Ar R3

DMSO, H2O,

KOH, Bun4NHSO4

R1=H, Me, MeO, F, F3C; R2=Me, 4-MeC6H4SO2; R3=H, Me;

Ar=Ph, 4-MeC6H4, 4-MeOC6H4, 4-FC6H4, 4-F3CC6H4, 2-Py, 3-Py, 4-Py.

R1

N

N
R2

R3

Ar

126, 132 (74 ± 91%)

R=H, Me, F; Ar = Ph, 3-Py.

63, 121a,b+ Ar Br

CuSO4
. 5H2O,

1,10-×ÇÐÂÐÕÓÑÎËÐ, PhMe

133 (85 ± 90%)

R1

N

N
Me

Ar

R1 = H, F, Cl, Br, Me, MeO; R2 = H, F.

CuBr, K2CO3, NMP

21, 135

R1

N

N
CO2Et

H

+

Br

R2

R1

N

N
CO2Et

R2 134

63, 121b +Het Br
1708C, 18 Ú

R1 = H (63), F (121b); Het = 2-Py, 3-Py, 4-Py, ÒËÓËÏËÆËÐ-5-ËÎ.

CuBr, K2CO3,

(CH2NHMe)2, NMP

N

N
MeR1

Het

136 (25 ± 56%)
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5. ®ÑÆË×ËÍÂÙËâ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ë ÓÇÂÍÙËË ÊÂÏÇÜÇÐËâ
Ä 2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂØ

®ÑÆË×ËÍÂÙËâ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ÏÑÎÇÍÖÎÇ ´¤±ª âÄÎâÇÕÔâ
ÑÆÐËÏ ËÊ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÓÂÔÒÓÑÔÕÓÂÐÇÐÐÞØ ÏÇÕÑÆÑÄ ÔËÐÕÇÊÂ
ÓÂÊÎËÚÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ. £ ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÇ ÔÎÖÚÂÇÄ ÕÂÍËÇ ÓÇÂÍ-
ÙËË ÒÓÑÕÇÍÂáÕ ÎÇÅÍÑ Ë Ô ØÑÓÑÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË. ¿ÕËÏ ÒÖÕÇÏ
ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ ÏÐÑÅËÇ ÕÓÖÆÐÑÆÑÔÕÖÒÐÞÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ.

¯ÂÅÎâÆÐÞÏ ÒÓËÏÇÓÑÏ à××ÇÍÕËÄÐÑÅÑ ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐËâ
ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ Ä ´¤±ª âÄÎâáÕÔâ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâ
àÕËÎÑÄÞØ à×ËÓÑÄ 8-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ 3-(2-ÏÇÕËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆ-
ÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ-5-ËÎ)ÒÓÑÒËÑÐÂÕÑÄ 137 Ä ÔÑÑÕÄÇÕ-
ÔÕÄÖáÜËÇ ÍËÔÎÑÕÞ (138), ÃÇÐÊËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ (139) Ë ÂÏËÆÞ
(140 ë 142) (ÔØÇÏÂ 4).18

±ÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ËÊ àÕËÎÑÄÞØ à×ËÓÑÄ 137 ÒÑÎÖÚÂÎË Ô ÄÞÔÑ-
ÍËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÍËÔÎÑÕÞ 138, ÍÑÕÑÓÞÇ ÊÂÕÇÏ ÒÓÇÄÓÂÜÂÎË Ä
ÃÇÐÊËÎÑÄÞÇ à×ËÓÞ 139, ËÔÒÑÎßÊÖâ N-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊÑÕÓËÂÊÑÎ-
ÍÂÓÃÑÆËËÏËÆÐÞÌ ÏÇÕÑÆ ÂÍÕËÄÂÙËË ÍÂÓÃÑÍÔËÎßÐÑÌ ÅÓÖÒÒÞ.
¡ÏËÆ 140 (R1=F) ÃÞÎ ÒÑÎÖÚÇÐ ÂÏËÐÑÎËÊÑÏ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖá-
ÜÇÅÑ à×ËÓÂ 137 ÏÇÕËÎÂÏËÐÑÏ, Â ÂÏËÆÞ 141 ì ÍÑÐÆÇÐÔÂÙËÇÌ
ÍËÔÎÑÕ 138 Ô ÂÏËÐÂÏË Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÍÑÐÆÇÐÔËÓÖáÜÇÅÑ
ÂÅÇÐÕÂ, ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ ÍÑÕÑÓÑÅÑ ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÊÂÄËÔÇÎ ÄÞØÑÆ
ÒÓÑÆÖÍÕÑÄ. ¬ËÔÎÑÕÂ 142 ÑÃÓÂÊÖÇÕÔâ ÒÓË ÜÇÎÑÚÐÑÏ ÅËÆÓÑ-
ÎËÊÇ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜÇÅÑ ÂÏËÆÂ. ©Â ÑÕÆÇÎßÐÞÏË ËÔÍÎáÚÇ-
ÐËâÏË ÄÞØÑÆÞ ÙÇÎÇÄÞØ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[3,4-b]ËÐÆÑÎÑÄ
ÔÓÇÆÐËÇ ËÎË ÄÞÔÑÍËÇ, ÐÇÔÏÑÕÓâ ÐÂ ÑÕÐÑÔËÕÇÎßÐÖá (12 ë 24 Ú)
ÒÓÑÆÑÎÉËÕÇÎßÐÑÔÕß ÃÑÎßÛËÐÔÕÄÂ ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÞØ ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ.

£ ÓÂÃÑÕÇ 76 ÒÑÍÂÊÂÐÂ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÏÑÆË×ËÙËÓÑÄÂÐËâ
ÔÖÎß×ÑÅÓÖÒÒÞ Ä ´¤±ª 143 ÔÑ ÔÄÑÃÑÆÐÞÏ ÒÑÎÑÉÇÐËÇÏ 2

(ÔØÇÏÂ 5). ¡ÄÕÑÓÂÏË ÃÞÎË ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÐÞ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÜËÇ
ÔÖÎß×ÑÐËÎØÎÑÓËÆÞ (144), ÔÖÎß×ËÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ (145), ÔÖÎß×-
ÂÏËÆÞ (146) Ë ÔÖÎß×ÑÐÞ (147).

³ÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕÞ 143 ÓÇÂÅËÓÖáÕ Ô POCl3 Ä ÔÖÎß×ÑÎÂÐÇ Ô
ÑÃÓÂÊÑÄÂÐËÇÏ ÙÇÎÇÄÞØ ÔÖÎß×ÑÐËÎØÎÑÓËÆÑÄ 144 Ô ÄÞÔÑÍËÏË
ÄÞØÑÆÂÏË. ³ÑÇÆËÐÇÐËâ 144 ÃÞÎË ÄÞÆÇÎÇÐÞ Ë ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ
Ä ÆÂÎßÐÇÌÛËØ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËâØ Ä ÄËÆÇ ÅËÆÓÑÔÖÎß×ÂÕÑÄ. ªØ
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ ÔÑ ÄÕÑÓËÚÐÞÏË ÂÏËÐÂÏË ÒÓË ÍÑÏÐÂÕÐÑÌ
ÕÇÏÒÇÓÂÕÖÓÇ ÃÞÔÕÓÑ ÒÓËÄÑÆËÕ Í ÔÖÎß×ÂÏËÆÂÏ 146. ±ÓË ÄÑÔ-
ÔÕÂÐÑÄÎÇÐËË ÔÖÎß×ÑÐËÎØÎÑÓËÆÂ 144 (R=Me) Na2SO3 Ä
ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË NaHCO3 ÍÂÍ ÑÕÐÑÔËÕÇÎßÐÑ ÔÎÂÃÑÅÑ ÑÔÐÑÄÂ-
ÐËâ ÒÑÎÖÚÇÐÂ 2-ÏÇÕËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]-
ËÐÆÑÎ-8-ÔÖÎß×ËÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ 145. ±ÓË ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËË
ÔËÎßÐÑÅÑ ÑÔÐÑÄÂÐËâ (ÐÂÒÓËÏÇÓ, NaOH) ÆÑÏËÐËÓÖáÜÇÌ
ÓÇÂÍÙËÇÌ ÔÕÂÐÑÄËÕÔâ ÅËÆÓÑÎËÊ ÔÖÎß×ÑÐËÎØÎÑÓËÆÑÄ 144 ÆÑ
ÔÖÎß×ÑÍËÔÎÑÕ 143.

¯ÇÑÚËÜÇÐÐÂâ ÔÖÎß×ËÐÑÄÂâ ÍËÔÎÑÕÂ 145 (ÚËÔÕÑÕÂ 80 ë
85%, ÒÓËÏÇÔË ì ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ ÐÇÑÓÅÂÐËÚÇÔÍËÇ ÔÑÎË) ÒÑ-
ÔÎÖÉËÎÂ ËÔØÑÆÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ Ä ÍÂÕÂÎËÊËÓÖÇÏÑÏ CuI ÔÑÚÇ-
ÕÂÐËË Ô ÂÓËÎ- Ë ÅÇÕÂÓËÎËÑÆËÆÂÏË, Ä ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÍÑÕÑÓÑÅÑ Ô
ÐÇÃÑÎßÛËÏË ÄÞØÑÆÂÏË ÑÃÓÂÊÖáÕÔâ ÔÖÎß×ÑÐÞ 147.

8-³ÖÎß×ÑÐËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ´¤±ª ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÒÑÎÖÚÇÐÞ
ÐÇ ÕÑÎßÍÑ ÒÑ ÓÇÂÍÙËË ¶ËÛÇÓÂ, ÐÑ Ë ÒÖÕÇÏ ÐÖÍÎÇÑ×ËÎßÐÑÅÑ
ÊÂÏÇÜÇÐËâ ÂÕÑÏÂ ÃÓÑÏÂ Ä ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÑÏ ÍÑÎßÙÇ, ÍÂÕÂÎËÊË-
ÓÖÇÏÑÅÑ ÔÑÎâÏË Cu(I). ´ÂÍËÏ ÔÒÑÔÑÃÑÏ 8-ÃÓÑÏ-´¤±ª 148
ÒÑÆ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÔÑÎË ÔÖÎß×ËÐÑÄÑÌ ÍËÔÎÑÕÞ ÒÓÇÄÓÂÜÂÇÕÔâ Ä
8-ÏÇÕËÎÔÖÎß×ÑÐËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ-[4,3-b]ËÐ-
ÆÑÎ 149 (ÔØÇÏÂ 6).6

R1 =H, Me, F, F3C, MeO; R2, R3 = H, Me; R2 ±R3 = (CH2)2CH(CO2Et)(CH2)2,

DIPC Ð ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎÍÂÓÃÑÆËËÏËÆ, HOBTì N-ÅËÆÓÑÍÔËÃÇÐÊÑÕÓËÂÊÑÎ.

(CH2)CH(CO2Et)(CH2)3;

N

N
MeR1

CO2Et 137

KOH, EtOH

24 Ú

MeNH2, EtOH, 24 Ú

(R1 = F) N

N
MeF

O NHMe

140 (71%)

N

N
MeR1

CO2H 138 (77 ± 90%)

BnOH, DIPC, HOBT

DMF, 12 Ú

R2R3NH

N

N
MeR1

CO2Bn 139 (34%)

N

N
MeR1

O NR2R3

141 (45 ± 76%)

KOH, MeOH
24 Ú
(R2 ±R3= (CH2)2CH(CO2Et)(CH2)2)

N

N
MeR1

O N

CO2H

142 (78%)

³ØÇÏÂ 4
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©ÂÏÇÜÇÐËÇÏ ÂÕÑÏÂ Br Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 8 ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 150a,b
ÃÞÎË ÒÑÎÖÚÇÐÞ 8-ÙËÂÐÑ- (151b), 8-ÒËÓËÆËÐ-3-ËÎ- (152b) Ë 8-
ÔÖÎß×ÑÐËÎÏÇÕËÎ(ÂÓËÎ)ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ (153a,b) (ÔØÇÏÂ 7).68

¯ËÕÓËÎ 151b ÔËÐÕÇÊËÓÑÄÂÎË ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÐÂ ÃÓÑÏËÆ 150b
ÙËÂÐËÆÂ ÏÇÆË Ä NMP ÒÓË 1708C. ²ÇÂÍÙËâ ´¤±ª 150b Ô
3-ÆËÅËÆÓÑÍÔËÃÑÓÂÐËÎÒËÓËÆËÐÑÏ Ä ÒÓËÔÖÕÔÕÄËË ÒÂÎÎÂÆËÇ-

ÄÑÅÑ ÍÂÕÂÎËÊÂÕÑÓÂ Ä ÜÇÎÑÚÐÑÌ ÄÑÆÐÑ-ÔÒËÓÕÑÄÑÌ ÔÓÇÆÇ ÒÓË-
ÄÑÆËÕ Í ´¤±ª 152b. £ ÖÔÎÑÄËâØ, ÂÐÂÎÑÅËÚÐÞØ ÑÒËÔÂÐÐÞÏ
ÄÞÛÇ (ÔÏ. ÔØÇÏÖ 1), ÓÇÂÍÙËâ ÃÓÑÏËÆÑÄ 150a,b Ô 4-ÊÂÏÇ-
ÜÇÐÐÞÏË ÔÖÎß×ËÐÑÄÞÏË ÍËÔÎÑÕÂÏË ÒÓËÄÑÆËÕ Í 8-ÊÂÏÇÜÇÐ-
ÐÞÏ ÆËÂÓËÎÔÖÎß×ÑÐÂÏ 153a,b. ¡ÄÕÑÓÞ ÓÂÃÑÕÞ 68 ÔÖÜÇÔÕ-
ÄÇÐÐÑ ÓÂÔÛËÓËÎË ÓâÆ ÆÑÔÕÖÒÐÞØ ÒÑ ÓÇÂÍÙËË ¶ËÛÇÓÂ
8-ÃÓÑÏ-´¤±ª, ËÔÒÑÎßÊÖÇÏÞØ ÆÎâ ÔËÐÕÇÊÂ ÓÂÊÎËÚÐÞØ 8-×ÖÐÍ-
ÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ.

¿ÕÑ ÑÔÑÃÇÐÐÑ ÄÂÉÐÑ, ÒÑÔÍÑÎßÍÖ ÒÓÇÆÞÆÖÜËÇ ÒÑÒÞÕÍË
ÑÔÖÜÇÔÕÄËÕß ÂÓÑÏÂÕËÚÇÔÍÑÇ àÎÇÍÕÓÑ×ËÎßÐÑÇ ÊÂÏÇÜÇÐËÇ Ä
´¤±ª (Ä ÒÓÑÕËÄÑÒÑÎÑÉÐÑÔÕß ÑÔÕÂÎßÐÞÏ ËÐÆÑÎÂÏ) ÒÓËÄÑ-
ÆËÎË ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ Í ÒÓÑÆÖÍÕÂÏ ÆÇÔÕÓÖÍÙËË ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒË-
ÓËÆËÐÑÄÑÅÑ ×ÓÂÅÏÇÐÕÂ. ¥Ñ ÔËØ ÒÑÓ ÐÇËÊÄÇÔÕÐÞ ÒÓËÏÇÓÞ
ÖÔÒÇÛÐÑÅÑ ÐËÕÓÑÄÂÐËâ ÕÂÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ, Â ÒÓË ÃÓÑÏËÓÑÄÂ-
ÐËË 2-ÏÇÕËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂ (63)
N-ÃÓÑÏÔÖÍÙËÐËÏËÆÑÏ (NBS) ÂÕÂÍÂ ÒÓÑËÔØÑÆËÕ ËÔÍÎáÚË-
ÕÇÎßÐÑ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 9b Ë ÒÑÔÎÇ ÓÇÙËÍÎËÊÂÙËË ÒÓËÄÑÆËÕ Í
5-ÃÓÑÏ-2-ÏÇÕËÎ-1,2,3,4-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÏËÆÑ[1,6-a]ËÐÆÑÎÖ
(154).77

R1 =Me, Bn; R2 =Me, 3-FC6H4; R3 = H, Me; R1 ±R2 = (CH2)N(Me)(CH2)2; Ar = Ph, 3-FC6H4, 3-Py, 4-Py; DIPEAÐ ÆËËÊÑÒÓÑÒËÎàÕËÎÂÏËÐ.

N

N
R1HO3S

143

H

POCl3,

ÔÖÎß×ÑÎÂÐ

75 ± 808C, 2 Ú
N

N
R1ClO2S

144 (80 ± 85%)

H

1) Na2SO3, NaHCO3,

H2O

2) AcOH

R2R3NH, Py

208C, 1 Ú

80 ± 858C, 1 Ú
(R1 =Me) N

N
MeHO2S

H

145 (46%)

N

N
R1S

R3R2N

O O

H

146 (58 ± 80%)

ArI, CuI, (CH2NHMe)2,

DMSO, DIPEA

1008C, 12 Ú N

N
MeS

Ar

O O

H

147 (10 ± 20%)
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H
N

N
BnBr

148

MeSO2Na, CuI, L-Pro

NaOH, DMSO

H
N

N
BnS

Me

OO

149 (60%)

³ØÇÏÂ 6

R1 =Me (a), 2-Py(CH2)2 (b); R2 =Me, Ph.

N

N
MeNC

N

151b (22%)

N

N
MeBr

R1

150a,b

CuCN, NMP,

(R1=2-Py(CH2)2)

(R1=2-Py(CH2)2)
1708C, 24 Ú

3-PyB(OH)2,

PdCl2(PPh3)2

Na2CO2, EtOH,

H2O, 808C, 12 Ú

R2SO2H, CuI,

(CH2NHMe)2,

DMSO, DIPEA

1008C, 12 Ú
N

N
MeS

R1

R2

O O

153 (45 ± 54%)

N

N
Me

N

N

152b (66%)
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III. ¶ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß
2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÑÄ

2,3,4,5-´ÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ ÖÉÇ ÃÑÎÇÇ 60 ÎÇÕ
ÐÂØÑÆâÕÔâ Ä ÒÑÎÇ ÊÓÇÐËâ ÔÒÇÙËÂÎËÔÕÑÄ Ä ÑÃÎÂÔÕË ÏÇÆËÙËÐ-
ÔÍÑÌ Ë ×ÂÓÏÂÙÇÄÕËÚÇÔÍËÌ ØËÏËË, Ä ÒÇÓÄÖá ÑÚÇÓÇÆß Ä ÔÄâÊË Ô
ËØ ÂÐÕËÅËÔÕÂÏËÐÐÞÏ,21, 78 ë 84 ÂÐÕËÆÑ×ÂÏËÐÑÄÞÏ 75, 81 Ë ÂÐÕË-
ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞÏ 18, 48, 82 ÆÇÌÔÕÄËÇÏ. ¯Â ÑÔÐÑÄÇ àÕËØ ÔÑÇÆË-
ÐÇÐËÌ ÃÞÎË ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÒÓÑÕËÄÑÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍËÇ ÒÓÇÒÂ-
ÓÂÕÞ,21, 78, 79 ÐÇÌÓÑÎÇÒÕËÍË,12, 75, 81 ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ
ÃÑÎÇÊÐÇÌ ¡ÎßÙÅÇÌÏÇÓÂ 83, 84 Ë ·ÂÐÕËÐÅÕÑÐÂ.85 ³ÓÇÆË ÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞØ ´¤±ª ÐÂÌÆÇÐÞ ËÐÅËÃËÕÑÓÞ ÂÐÅËÑÅÇÐÇÊÂ, ÚÕÑ
ÏÑÉÇÕ ÃÞÕß ÒÑÎÇÊÐÑ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË ÊÎÑÍÂÚÇÔÕÄÇÐÐÞØ ÑÒÖØÑÎÇÌ,
ÆËÂÃÇÕËÚÇÔÍÑÌ ÓÇÕËÐÑÒÂÕËË Ë Õ.Æ.86, 87 ¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, àÕË ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËâ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÂÐÂÎßÅÇÕËÚÇÔÍËÏ,15 ÒÓÑÕËÄÑÄÑÔÒÂÎË-
ÕÇÎßÐÞÏ,88 ÏÇÔÕÐÑÂÐÇÔÕÇÊËÓÖáÜËÏ,89 ÂÐÕËÆÇÒÓÇÔÔÂÐÕ-
ÐÞÏ,90 ÂÐÕËÃÂÍÕÇÓËÂÎßÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ 65 Ë ÆÓ.

1. ±ÓÑÕËÄÑÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍËÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ

±ÑËÔÍ ÐÑÄÞØ ÒÓÑÕËÄÑÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ Ä ÔÇÓÇÆËÐÇ
50-Ø ÅÑÆÑÄ ÒÓÑÛÎÑÅÑ ÄÇÍÂ ÒÓËÄÇÎ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎÇÌ ×ËÓÏÞ
Bayer AG Í 5-ÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ 2-ÏÇÕËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-
ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂÏ. °ÍÂÊÂÎÑÔß, ÚÕÑ ÕÂÍËÇ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
âÄÎâáÕÔâ ÄÞÔÑÍÑà××ÇÍÕËÄÐÞÏË ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÂÏË ÅËÔÕÂÏËÐÑ-
ÄÞØ ¯1-ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ.21, 78, 79 ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ¥ËÂÊÑÎËÐ (ÔËÐÑÐËÏÞ
Diazolin, Diazolinum, Incidal, Mebhydrolin, Mebhydrolini
Napadisylas, Omeril, Bexidal, Fabahistin Ë ÆÓ.), ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâá-
ÜËÌ ÔÑÃÑÌ ÐÂ×ÕÂÎËÐ-1,5-ÆËÔÖÎß×ÑÐÂÕ 5-ÃÇÐÊËÎ-2-ÏÇÕËÎ-
2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂ, Ë Ä ÐÂÔÕÑâÜÇÇ
ÄÓÇÏâ ÐÂØÑÆËÕ ÒÓËÏÇÐÇÐËÇ Ä ÏÇÆËÙËÐÔÍÑÌ ÒÓÂÍÕËÍÇ ÆÎâ
ÎÇÚÇÐËâ ÛËÓÑÍÑÅÑ ÍÓÖÅÂ ÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍËØ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ.91

£ ÓÇÊÖÎßÕÂÕÇ ÃÑÎÇÇ ÆÇÕÂÎßÐÞØ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÌ ÃÞÎÑ ÑÃÐÂ-
ÓÖÉÇÐÑ,7, 76, 88, 89 ÚÕÑ Ä ÓâÆÖ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 155 ë 157 ÏÂÍÔËÏÂÎß-
ÐÞÏË ÂÐÕËÅËÔÕÂÏËÐÐÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË ÑÃÎÂÆÂáÕ 5-ÃÇÐÊËÎß-
ÐÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ Ô R1=H, Me, F, Cl, ÒÓËÚÇÏ ÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ
5-ÃÇÐÊËÎ-2-ÏÇÕËÎ-8-×ÕÑÓ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]-
ËÐÆÑÎÂ 157 (R1=F, R2=H, Ar=Ph) ÐÇ ÖÔÕÖÒÂÇÕ ÒÑ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕË ¥ËÂÊÑÎËÐÖ (ÍÑÐÔÕÂÐÕÞ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ (IC50) ÔÑÔÕÂÄ-
ÎâáÕ 22 Ë 27 ÐÏÑÎß . Î71 ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÇÐÐÑ 11, 92 ë 94).

ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ ÆÎâ ÒÓÑâÄÎÇÐËâ ÂÐÕËÅËÔÕÂ-
ÏËÐÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÓâÆÂ ´¤±ª ÆÑÎÉÐÞ ËÏÇÕß
ÑÃÝÇÏÐÞÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß ÒÓË ËÐÆÑÎßÐÑÏ ÂÕÑÏÇ ÂÊÑÕÂ. ¥ÇÌÔÕ-

ÄËÕÇÎßÐÑ, ÄÞÔÑÍÑà××ÇÍÕËÄÐÞÏË ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÂÏË ¯1-ÓÇÙÇÒÕÑ-
ÓÑÄ (H1-R) ÑÍÂÊÂÎËÔß 5-(2-ÂÓËÎàÕËÎ)- (158) 68, 73, 74, 95, 96 Ë 5-(2-
ÂÓËÎÄËÐËÎ)ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ (159, 160),73, 75

ÔÓÇÆË ÍÑÕÑÓÞØ ÔÎÇÆÖÇÕ ÄÞÆÇÎËÕß ÔÑÇÆËÐÇÐËÇ 158 (R1=Cl,
Ar ì 6-ÏÇÕËÎÒËÓËÆËÐ-3-ËÎ) Ë ÆËÅËÆÓÑØÎÑÓËÆ 2,8-ÆËÏÇÕËÎ-5-
[2-(6-ÏÇÕËÎÒËÓËÆËÐ-3-ËÎ)àÕËÎ]-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓË-
ÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÂ (3) ì ËÊÄÇÔÕÐÞÇ ×ÂÓÏÂÙÇÄÕËÚÇÔÍËÇ ÒÓÇÒÂ-
ÓÂÕÞ ¥ÑÓÂÔÕËÐ Ë ¥ËÏÇÃÑÐ. ±ÑÔÎÇÆÐËÌ âÄÎâÇÕÔâ ÐÂËÃÑÎÇÇ
ÂÍÕËÄÐÞÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËÇÏ Ä ÓâÆÖ ËÐÆÑÎÑÄ ÕËÒÂ 158. ¿ÕÑ ÖÐË-
ÍÂÎßÐÞÌ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞÌ ÒÓÇÒÂÓÂÕ, ÒÓËÏÇÐâáÜËÌÔâ ÔÇÅÑÆÐâ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÃÎÑÍÂÕÑÓÂ H1-ÅËÔÕÂÏËÐÑÄÞØ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ.65

£ ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄËË Ô ÑÒËÔÂÐËÇÏ ®ÂÛÍÑÄÔÍÑÅÑ,91 ¥ËÏÇÃÑÐ
ÑÍÂÊÞÄÂÇÕ ÂÐÕËÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÑÇ, ØÑÎËÐÑÃÎÑÍËÓÖáÜÇÇ, ÏÇÔÕ-
ÐÑÂÐÇÔÕÇÊËÓÖáÜÇÇ Ë ÔÇÆÂÕËÄÐÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ, ÒÓÇÆÖÒÓÇÉÆÂÇÕ
ÓÂÊÄËÕËÇ ÂÐÂ×ËÎÂÍÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÛÑÍÂ, ÖÏÇÐßÛÂÇÕ ÊÖÆ Ë ÄÞÓÂ-
ÉÇÐÐÑÔÕß ÏÇÔÕÐÞØ àÍÔÔÖÆÂÕËÄÐÞØ ÒÓÑâÄÎÇÐËÌ, ÖÏÇÐßÛÂÇÕ
ÒÓÑÐËÙÂÇÏÑÔÕß ÔÑÔÖÆÑÄ. ±ÓÇÒÂÓÂÕ ÒÓËÏÇÐâáÕ ÒÓË ÎÇÚÇÐËË
ÑÔÕÓÞØ ÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍËØ ÓÇÂÍÙËÌ, ÒÑÎÎËÐÑÊÑÄ, ÍÓÂÒËÄÐËÙÞ,
ÔÇÐÐÑÌ ÎËØÑÓÂÆÍË, ÒËÜÇÄÑÌ, ÍÑÔÏÇÕËÚÇÔÍÑÌ Ë ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÑÌ
ÂÎÎÇÓÅËË, ÑÕÇÍÂ ¬ÄËÐÍÇ Ë ÆÓ.

±ÓËÏÇÚÂÕÇÎßÐÑ, ÚÕÑ ÔÓÇÆË ´¤±ª, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÂÓËÎÂÎ-
ÍËÎßÐÞÌ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎß ÒÓË ËÐÆÑÎßÐÑÏ ÂÕÑÏÇ ÂÊÑÕÂ, ÐÂËÃÑÎß-
ÛËÏ ÂÐÕËÅËÔÕÂÏËÐÐÞÏ ÆÇÌÔÕÄËÇÏ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ Ô
ÏÇÕËÎÇÐÑÄÞÏ ÏÑÔÕËÍÑÏ ÏÇÉÆÖ ËÐÆÑÎßÐÞÏ ÂÕÑÏÑÏ ÂÊÑÕÂ Ë
ÂÓËÎßÐÞÏ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÏ (155 ë 157),11, 80, 92, 93 Â ÔÓÇÆË ´¤±ª Ô
ÒËÓËÆËÐÂÎÍËÎßÐÞÏ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÏ ì ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÔÑ ÊÄÇÐÑÏ
(CH2)2 (158).68, 73, 74

³ÎÇÆÖÇÕ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ Ä ÔÎÖÚÂÇ ÐÇÐÂÔÞÜÇÐÐÞØ ÂÐÂÎÑÅÑÄ
ÎËÛß Z-ËÊÑÏÇÓÞ 159 ÒÓÑâÄÎâáÕ ÄÞÓÂÉÇÐÐÑÇ ÂÐÕËÅËÔÕÂÏËÐ-
ÐÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ, Ä ÕÑ ÄÓÇÏâ ÍÂÍ E-ËÊÑÏÇÓÞ 160 ÐÇ ÑÃÎÂÆÂáÕ
ÊÂÏÇÕÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá.73 ¯ÇÂÍÕËÄÐÞÏË ÑÍÂÊÂÎËÔß ÕÂÍÉÇ
´¤±ª, Ä ÍÑÕÑÓÞØ ÂÓËÎßÐÞÌ ×ÓÂÅÏÇÐÕ ÔÄâÊÂÐ Ô ËÐÆÑÎßÐÞÏ
ÂÕÑÏÑÏ ÂÊÑÕÂ ÐÇÒÑÔÓÇÆÔÕÄÇÐÐÑ ËÎË ÚÇÓÇÊ ÂÙÇÕËÎÇÐÑÄÑÇ
ÊÄÇÐÑ.75

£ÞÔÑÍÑÌ ÂÐÕËÅËÔÕÂÏËÐÐÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÑÃÎÂÆÂáÕ Ë
´¤±ª 109 (R1=F, R2=4-EtO2CC6H4), 137, 161 Ë 162, ÔÑÆÇÓ-
ÉÂÜËÇ ÔÎÑÉÐÑà×ËÓÐÞÇ ÅÓÖÒÒÞ.97, 98

N

N
Me

63

H

NBS, PhH
N

N

Me

Br

154 (45%)

155: R1=H, Cl, Br; R2=H; Ar=Ph, 4-MeOC6H4, 4-ClC6H4, 2-Py, Bn;

156: R1=H, Me, Cl, Br; R2=H, Me; Ar=2-Py, 3-Py, 6-Me-3-Py, 4-Py;

157: R1=F, F3C; R2=H; Ar=Ph, 2-Py, 3-Py, 4-Py.

N

N
MeR1

Ar R2

155 ± 157

R=H, Cl, F, F3C, Me, MeO, Ar, Het.

N

N
MeR

Ar 158

N

N
MeR

Ar

159

N

N
MeR

Ar 160

R=H, F, F3C, Me, MeO.

N

N
MeR

O

EtO

109, 161

N

N
R

Ar

O

OEt

162
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ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÄÊÂËÏÑÔÄâÊË äÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ë ÂÐÕËÅËÔÕÂÏËÐ-
ÐÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇã Ä ÓâÆÖ ´¤±ª ÒÑÊÄÑÎËÎË ÑÒÓÇÆÇÎËÕß ÄÎËâÐËÇ
ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâØ 2, 5 Ë 8 ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂ ÐÂ H1-ÂÐÕÂ-
ÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.11, 68 µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÏÂÍÔË-
ÏÂÎßÐÞÌ à××ÇÍÕ ÄÞÊÞÄÂáÕ ÔÎÇÆÖáÜËÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎË:
ÏÇÕËÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2, Bn- Ë XCH2CH2-ÅÓÖÒÒÞ Ä
ÒÑÎÑÉÇÐËË 5 Ë ÂÕÑÏÞ H, F, Cl ËÎË ÏÇÕËÎßÐÂâ ÅÓÖÒÒÂ Ä
ÒÑÎÑÉÇÐËË 8.

¡ÐÕËÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍËÌ à××ÇÍÕ 2-ÂÙËÎ- (163) Ë 2-ÂÎÍÑÍÔËÍÂÓ-
ÃÑÐËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ-5-ËÎÖÍÔÖÔ-
ÐÞØ ÍËÔÎÑÕ (164) ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐ ÆÓÖÅËÏ ÏÇØÂÐËÊÏÑÏ: âÄÎââÔß
ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÂÏË CRTH2-ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ, àÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËâ ÒÑ-
ÆÂÄÎâáÕ ÂÎÎÇÓÅËÚÇÔÍÑÇ ÄÑÔÒÂÎÇÐËÇ, ÄÞÊÞÄÂÇÏÑÇ ÒÓÑÔÕÂÅÎÂÐ-
ÆËÐÑÏ D2.99

2. ¥ÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ ÙÇÐÕÓÂÎßÐÖá Ë ÒÇÓË×ÇÓËÚÇÔÍÖá ÐÇÓÄÐÖá
ÔËÔÕÇÏÖ

¥ÇÌÔÕÄËÇ ´¤±ª ÐÂ ÐÇÓÄÐÖá ÔËÔÕÇÏÖ ÄÒÇÓÄÞÇ ÃÞÎÑ ÑÃÐÂÓÖ-
ÉÇÐÑ ÇÜÇ 60 ÎÇÕ ÐÂÊÂÆ,100 ÒÓË ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËË ÔÄÑÌÔÕÄ ØÎÑÓËÆÂ
2-ÃÇÐÊËÎ-2-ÏÇÕËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎ-
2-Ëâ (165), ÒÓÑâÄËÄÛÇÅÑ ÐÂ ÎâÅÖÛÍÂØ ÆÑÄÑÎßÐÑ ÄÞÔÑÍÖá
ÍÖÓÂÓÇÒÑÆÑÃÐÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß.

±ÑÊÉÇ ÄÞÔÑÍÂâ ÂÐÕËÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß Ä àÍÔÒÇÓË-
ÏÇÐÕÂØ in vitro ÃÞÎÂ ÐÂÌÆÇÐÂ Ö ÆËÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ ´¤±ª ÑÃÜÇÌ
×ÑÓÏÖÎÞ 14

¥ÂÎßÐÇÌÛËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ ´¤±ª 166 ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄÖáÕ Ô ÆÑ×ÂÏËÐÑÄÞÏË ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË (D-R), ÚÕÑ
ÆÇÎÂÇÕ ËØ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏË ÂÐÕËÒÔËØÑÕËÍÂÏË.8, 75, 81 ªÊÖÚÇÐËÇ
ÔÄâÊË äÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ë ÂÍÕËÄÐÑÔÕßã Ä ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÑÏ ÓâÆÖ ÔÑÇÆËÐÇ-
ÐËÌ ÄÞâÄËÎÑ ÔÓÇÆË ÐËØÏÂÍÔËÏÂÎßÐÑ ÂÍÕËÄÐÑÇ ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá
Í D-R. ªÏ ÑÍÂÊÂÎÔâ 2-[4-ÅËÆÓÑÍÔË-4-(4-×ÕÑÓ×ÇÐËÎ)ÃÖÕËÎ]-8-
×ÕÑÓ-5-(4-×ÕÑÓ×ÇÐËÎ)-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1¯-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]-
ËÐÆÑÎ (167) (ÒÓÇÒÂÓÂÕ ¶ÎÖÕÓÑÎËÐ, ÔÏ.8, 75), ÒÑÍÂÊÂÄÛËÌ Ë
ÐÂËÃÑÎÇÇ ÄÞÔÑÍÑÇ ÐÇÌÓÑÎÇÒÕËÚÇÔÍÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ Ä àÍÔÒÇÓËÏÇÐ-
ÕÂØ in vivo Ë in vitro.

¬ÎËÐËÚÇÔÍËÇ ËÔÒÞÕÂÐËâ ÒÑÆÕÄÇÓÆËÎË ÄÞÔÑÍÖá à××ÇÍÕËÄ-
ÐÑÔÕß ¶ÎÖÕÓÑÎËÐÂ (167) ÍÂÍ ÂÐÕËÒÔËØÑÕËÚÇÔÍÑÅÑ ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ
ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÛËÊÑ×ÓÇÐËË.101 ´ÇÏ ÐÇ ÏÇÐÇÇ àÕÑÕ ÒÓÇÒÂÓÂÕ ÐÇ
ÐÂÛÇÎ ÍÎËÐËÚÇÔÍÑÅÑ ÒÓËÏÇÐÇÐËâ ËÊ-ÊÂ ÒÑÃÑÚÐÞØ àÍÔÕÓÂ-
ÒËÓÂÏËÆÐÞØ à××ÇÍÕÑÄ (ÔÏ. http://www.psychotropics.dk).
£ ÓâÆÖ 2-(o-ÂÓÑËÎÂÎÍËÎ)ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÑÄ ÄÞ-
âÄÎÇÐÞ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ 166a,b (R1=R2=H, X=C(O);
n=3 (a), 5 (b)), ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑ×ËÎß ÍÑÕÑÓÞØ ÄÍÎá-
ÚÂÇÕ ÆÑ×ÂÏËÐÑÄÞÇ (D2-R) Ë ÂÆÓÇÐÇÓÅËÚÇÔÍËÇ ÓÇÙÇÒÕÑÓÞ
(a2A-R), ÒÓËÚÇÏ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 166a ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá
Í a2A-R Ä 10 ÓÂÊ ÄÞÛÇ, ÚÇÏ Í D2-R, Â ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 166bì Ä 100
ÓÂÊ.102 ´ÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ 168 ÒÓÑÆÇÏÑÐ-
ÔÕÓËÓÑÄÂÎË ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í 5-HT2-R Ë a2A-R.90

±ÑÊÆÐÇÇ ÃÞÎÑ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐÑ, ÚÕÑ ÓâÆ ´¤±ª 166 ÒÓÑâÄÎâÇÕ
ÄÞÔÑÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞÏ
5-HT2A- Ë 5-HT5A-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ,63, 103 Â ËØ ÂÐÂÎÑÅË 169 âÄÎâ-
áÕÔâ ÎËÅÂÐÆÂÏË ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ 5-HT2A, 5-HT2C Ë 5-HT5A.104

2-(o-¤ÇÕÂÓËÎÂÎÍËÎ)ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ
170, âÄÎâáÜËÇÔâ ÔÕÓÖÍÕÖÓÐÞÏË ÂÐÂÎÑÅÂÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 166,
ÐÇ ÑÃÎÂÆÂáÕ ÔÇÎÇÍÕËÄÐÑÔÕßá Ë ÒÓÑâÄÎâáÕ ÄÞÔÑÍÑÇ ÔÓÑÆÔÕÄÑ
Í ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞÏ 5-HT2-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ.48

R1 =H, Alk, Alkenyl, cyclo-Alk, Ar;
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O

R1

OH
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O
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OH
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R2 =H, Alk, AlkO, Hal, N C, O2N, HC(O).

+

N
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H Cl7
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R1 =H, Alk, AlkO, HO, Cl, Br, F3C; R2 = H, Alk.

N

N
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H

R1

n= 2± 4; R1 = H, Me, Ph, 4-FC6H4; R2 = H, Me, MeO, Cl, F;

X = CH2, CH(OH), CH(CO2R3) (R3 = CmH2m+1 (m=1± 6), C(O).
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NO
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H

R1 = H, Me, F, Cl; R2 ±R3 =(CH CH)2, (CH2)nS (n= 2± 4),

C(Me) CHS, CH CHS.

n= 1, 2; R1 = H, Me, Et, Bn; R2 = H, 6-MeO, 8-MeO, 6-Cl, 8-Cl;

R3 = Ph, 4-FC6H4, 4-MeOC6H4, 4-H2NC6H4, 4-O2NC6H4, HO,

1-ÐÂ×ÕËÎ, 2-ÐÂ×ÕËÎ; X = C(O), CH2, (CH2)2, CH(OH), O.
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ªÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÇ ÄÊÂËÏÑÔÄâÊË äÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ë ÂÍÕËÄÐÑÔÕßã Ä
ÓâÆÖ ´¤±ª 170 ÑÃÐÂÓÖÉËÎÑ âÓÍÑ ÄÞÓÂÉÇÐÐÖá ÊÂÄËÔËÏÑÔÕß
ËØ ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ÔÄÑÌÔÕÄ ÑÕ ÒÓËÓÑÆÞ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎÇÌ Ä ÒÑÎÑ-
ÉÇÐËâØ 2 Ë 5 ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂ. ¯ÂÒÓËÏÇÓ, ÖÆÂÎÇÐËÇ ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ
ËÊ ÒÑÎÑÉÇÐËâ 5 Ä ÔÑÇÆËÐÇÐËâØ 170 ÔÖÜÇÔÕÄÇÐÐÑ ÔÐËÉÂÇÕ ËØ
ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í D2- Ë 5-HT2-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ (ÔÓ.
ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 170a Ë 170b,c,48 ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÔÄÑÃÑÆ-
ÐÞÌ ËÐÆÑÎßÐÞÌ ÂÕÑÏ ÂÊÑÕÂ) (ÕÂÃÎ. 1).

¥ÇÕÂÎßÐÑÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËÇ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÅÑ ÒÓÑ×ËÎâ
´¤±ª 170c ÒÑÍÂÊÂÎÑ ÛËÓÑÍËÌ ÔÒÇÍÕÓ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË, ÄÍÎáÚÂá-
ÜËÌ ÂÆÓÇÐÑÙÇÒÕÑÓÞ a1 (IC50=420 ÐÏÑÎß . Î71) Ë a (Ki=
8500 ÐÏÑÎß . Î71), ÆÑ×ÂÏËÐÑÄÞÇ D2 (IC50=150 ÐÏÑÎß . Î71),
ÏÖÔÍÂÓËÐÑÄÞÇ (IC50=31900 ÐÏÑÎß . Î71), ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞÇ
5-HT2 (IC50=355 ÐÏÑÎß . Î71) Ë ÔËÅÏÂ-ÓÇÙÇÒÕÑÓÞ (IC50=
80 ÐÏÑÎß . Î71).105

2-©ÂÏÇÜÇÐÐÞÇ 5-{o-[4-(2-ÏÇÕÑÍÔË×ÇÐËÎ)ÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-ËÎ]-
ÂÎÍËÎ}-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ 171a ë k
ÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÖáÕ ÄÞÔÑÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÔÇÓÑ-
ÕÑÐËÐÑÄÞÏ 5-HT1A- Ë 5-HT2A-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ (ÕÂÃÎ. 2).106 µÔÕÂ-
ÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ÐÂËÃÑÎÇÇ ÂÍÕËÄÐÞ 2-ÂÙËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞÇ (R=Ac
(171c,f,j), Bz (171k)) ÔÑÇÆËÐÇÐËâ. ±ÇÓÇØÑÆ Ä ÓâÆÖ ´¤±ª 171 ÑÕ
2-ÂÙËÎÊÂÏÇÜÇÐÐÞØ Í ÐÇÊÂÏÇÜÇÐÐÞÏ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 2 (R=H)
ËÎË Í 2-ÂÎÍËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ (R=Me, Bn) ÔÑÒÓÑÄÑÉÆÂÇÕÔâ
ÔÐËÉÇÐËÇÏ ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË, Ä ÑÔÑÃÇÐÐÑÔÕË Í
ÓÇÙÇÒÕÑÓÖ 5-HT2A (ÔÏ. ÕÂÃÎ. 2). °ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ
171j,k ÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÖáÕ ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÄÞÔÑÍÖá ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÒÑ
ÑÕÐÑÛÇÐËá Í 5-HT1A- Ë 5-HT2A-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ.

¯ÇÆÂÄÐÑ ÃÞÎÑ ÖÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ,107 ÚÕÑ ´¤±ª ÄÊÂËÏÑÆÇÌ-
ÔÕÄÖáÕ Ô ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞÏË 5-HT6-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË. ªÊÖÚÇÐËÇ

ÔÄâÊË äÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ë ÂÍÕËÄÐÑÔÕßã ÒÑÍÂÊÂÎÑ 64, 66 ë 68, 70, 76 ÑÒÓÇÆÇ-
ÎâáÜÖáÓÑÎß ÊÂÏÇÔÕËÕÇÎâ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËË 8 ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ 172a ë h
Ä ÒÓÑâÄÎÇÐËË ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÞØ ÔÄÑÌÔÕÄ (ÕÂÃÎ. 3). ´ÂÍ, ÒÓË ÑÒÓÇ-
ÆÇÎÇÐËË ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÌ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ÔÑ-
ÇÆËÐÇÐËÌ 172a ë h Ä ÍÖÎßÕÖÓÇ ÍÎÇÕÑÍ HEK-293 Ô àÍÔÒÓÇÔÔË-
ÓÑÄÂÐÐÞÏË 5-HT6-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË ËØ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß (IC50) ÔÐËÉÂ-
ÎÂÔß ÑÕ 0.86 (ÆÎâ R=Me, 172b) ÆÑ 15.75 (ÆÎâ R=H, 172a) 1 Ë
43.2 ÏÍÏÑÎß . Î71 (ÆÎâ R=3-Py, 172h).64 °ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ ÔÑÇ-
ÆËÐÇÐËâ 173a ë c ÑÍÂÊÂÎËÔß ÔÑÄÔÇÏ ÐÇÂÍÕËÄÐÞÏË.

¯Â ÒÓËÏÇÓÇ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ 5-HT6 ËÊÖÚÇÐÂ ÔÄâÊß äÔÕÓÖÍÕÖ-
ÓÂ ë ÂÍÕËÄÐÑÔÕßã Ä ÓâÆÖ ´¤±ª, ÔÑÆÇÓÉÂÜËØ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÔÖÎß-
×ÑÐËÎßÐÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ Ä ÒÑÎÑÉÇÐËâØ 2, 5 Ë 8 ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂ.
µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ 2-ÂÓËÎÔÖÎß×ÑÐËÎ-2,3,4,5-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑ-1H-
ÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ 120 (R1= Me, F; R2=H, Me) Ë 174 ÒÓË
ÑÒÓÇÆÇÎÇÐËË ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÑÅÑ ÂÐÕÂÅÑÐËÊÏÂ ÐÇÂÍÕËÄÐÞ,66 Â
ÄÎËâÐËÇ 5-ÂÓËÎÔÖÎß×ÑÐËÎÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ 125 (R1=H, Me, F,
Br; R2=Me; R3=Ph, 4-MeC6H4) ÏÑÉÐÑ ÑÙÇÐËÕß ÍÂÍ ÔÎÂÃÑÇ:

n= 1, 2; R1 = H, Cl, F; R2 = H, 4-FC6H4; Het = 2-Py, 3-Py, 4-Py,

ÒËÓÂÊËÐ-2-ËÎ, 5-ÆËÏÇÕËÎÂÏËÐÑÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-ËÎ, ÒËÓËÏËÆËÐ-2-ËÎ,

ÒËÒÇÓÂÊËÐ-1-ËÎ.
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ªÊÑÏÇÓÞ: 2-Py (a), 3-Py (b), 4-Py (c).

´ÂÃÎËÙÂ 1. ¡ÐÕÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ-
ËÐÆÑÎÑÄ 170a ë c ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í D2- Ë 5-HT2-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ.

³ÑÇÆË- n R1 R2 Het Ki, ÐÏÑÎß .Î71(ÔÏ.Â)
ÐÇÐËÇ

D2 5-HT2

170a 2 F 4-FC6H4 2-Py 7 3.6
170b 2 F H 2-Py 26 73
170c 3 F H 3-Py 104 136

Â¬ÑÐÔÕÂÐÕÂ ËÐÅËÃËÓÑÄÂÐËâ.

´ÂÃÎËÙÂ 2. ¡ÐÕÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ-
ËÐÆÑÎÑÄ 171a ë k ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í 5-HT1A- Ë 5-HT2A-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ.

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ n R Ki, ÐÏÑÎß .Î71

5-HT1A 5-HT2A

171a 2 H 105 4082
171b 2 Bn 134 739
171c 2 Ac 33 272
171d 3 H 42 1672
171e 3 Bn 64 1429
171f 3 Ac 8.7 99
171g 4 H 112 1378
171h 4 ®Ç 22 260
171i 4 Bn 75 1624
171j 4 Ac 40 20
171k 4 Bz 34 43

´ÂÃÎËÙÂ 3. ¡ÐÕÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ-
ËÐÆÑÎÑÄ 172a ë h ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í 5-HT6-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ.

´¤±ª R IC50, ÏÍÏÑÎß .Î71 (ÔÏ.Â)

172a H 15.75
172b Me 0.86
172c MeO 8.36
172d F 2.98
172e Br 1.04
172f F3C 1.59
172g NC 7.47
172h 3-Py 43.20

Â£ ÆÂÐÐÑÏ ÔÎÖÚÂÇ IC50 ÑÊÐÂÚÂÇÕ ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËá ÄÇÜÇÔÕÄÂ, ÒÓË ÍÑÕÑ-
ÓÑÌ ÐÂ 50% ÖÏÇÐßÛÂÇÕÔâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÂÆÇÐËÎËÎÙËÍÎÂÊÞ, ÔÄâÊÂÐÐÑÌ Ô
5-HT6-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏË.
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IC50= 4.9 ÏÍÏÑÎß . Î71 ÆÎâ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 125 (R1=®Ç,
R3=Ph).70

±ÇÓÇÏÇÜÇÐËÇ ÔÖÎß×ÂÏËÆÐÑÌ ÎËÃÑ ÔÖÎß×ÑÐËÎßÐÑÌ
ÅÓÖÒÒÞ ËÊ ÒÑÎÑÉÇÐËâ 2 Ä ÒÑÎÑÉÇÐËÇ 8 ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÂ ÓÇÊÍÑ
ÏÇÐâÇÕ ÑÃÔÖÉÆÂÇÏÞÇ ÔÄÑÌÔÕÄÂ. ¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ 8-ÔÖÎß×ÑÒÓÑ-
ËÊÄÑÆÐÞÇ ÒÓÑâÄÎâáÕ ÔÄÑÌÔÕÄÂ ÄÞÔÑÍÑÂÍÕËÄÐÞØ ÂÐÕÂÅÑÐË-
ÔÕÑÄ 5-HT6-ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ (ÕÂÃÎ. 4).66

3. ¥ÇÌÔÕÄËÇ ÐÂ ÏÐÑÉÇÔÕÄÑ ÃËÑÏËÛÇÐÇÌ
(×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑ×ËÎß ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ).

¬ÑÐÙÇÒÙËâ äÏÂÅËÚÇÔÍÑÅÑ ÆÓÑÃÑÄËÍÂã

±ÑÔÎÇÆÐËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ 108 ë 111 ÒÑÍÂÊÂÎË, ÚÕÑ ÐÇÍÑÕÑÓÞÇ
´¤±ª à××ÇÍÕËÄÐÑ ÄÑÊÆÇÌÔÕÄÖáÕ ÐÇ ÐÂ ÑÆÐÖ, Â ÐÂ ÏÐÑÉÇÔÕÄÑ
ÃËÑÏËÛÇÐÇÌ, Õ.Ç. ËÏÇáÕ ÄÇÔßÏÂ ÛËÓÑÍËÌ ÔÒÇÍÕÓ ×ÂÓÏÂÍÑ-
ÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.

´ÂÍ, ÐÂÒÓËÏÇÓ, ¥ËÂÊÑÎËÐ (4), ÒÇÓÄÑÐÂÚÂÎßÐÑ ÓÂÔÔÏÂÕÓË-
ÄÂÄÛËÌÔâ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅÂÏË ËÔÍÎáÚËÕÇÎßÐÑ ÍÂÍ ÂÐÕËÅËÔÕÂ-
ÏËÐÐÞÌ ÒÓÇÒÂÓÂÕ, ÑÃÎÂÆÂÇÕ ÛËÓÑÍËÏ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËÏ
ÒÓÑ×ËÎÇÏ. °Ð ÆÇÌÔÕÄÖÇÕ ÐÂ ÓÂÊÎËÚÐÞÇ ÓÇÙÇÒÕÑÓÞ: ÂÆÓÇÐÇÓ-
ÅËÚÇÔÍËÇ (a1A, a1B, a1D, a1A, a2¡, a2), ÆÑ×ÂÏËÐÑÄÞÇ (D1, D2L,
D2S, D3), ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞÇ (5-HT1B, 5-HT2A, 5-HT2B, 5-HT2C,
5-HT6, 5-HT7), ÔËÅÏÂ-ÓÇÙÇÒÕÑÓÞ (s1, s2), ÐÂ ÍÂÎßÙËÇÄÞÇ Ë
ÐÂÕÓËÇÄÞÇ ÍÂÐÂÎÞ, ÐÑÓàÒËÐÇ×ÓËÐÑÄÞÌ (NET) Ë ÆÑ×ÂÏËÐÑ-
ÄÞÌ (DAT) ÕÓÂÐÔÒÑÓÕÇÓÞ.112 ¿ÕËÏ, ÒÑ-ÄËÆËÏÑÏÖ, ÑÃÖÔÎÑ-
ÄÎÇÐÑ ÄÑÊÆÇÌÔÕÄËÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ ÐÂ ¸¯³, ÍÑÕÑÓÑÇ ÏÑÉÇÕ
ÄÞÊÄÂÕß ÄÑÊÃÖÉÆÇÐËÇ, ÅÑÎÑÄÑÍÓÖÉÇÐËÇ, ÔÑÐÎËÄÑÔÕß, ÊÂÕÑÓ-
ÏÑÉÇÐÐÑÔÕß ÆÄËÅÂÕÇÎßÐÑÌ Ë ÒÔËØËÚÇÔÍÑÌ ÓÇÂÍÙËË. ¯ÂÎËÚËÇ
ÆÂÐÐÞØ ÔËÏÒÕÑÏÑÄ, ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÄÛËØÔâ ÓÂÐÇÇ ÎËÛß ÍÂÍ
ÒÑÃÑÚÐÞÇ à××ÇÍÕÞ, ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÕ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂ-
ÐËâ ¥ËÂÊÑÎËÐÂ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ ¸¯³.113

±ÑØÑÉËÌ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËÌ ÒÓÑ×ËÎß ÃÞÎ ÑÃÐÂÓÖÉÇÐ 64

Ë ÆÎâ ¥ËÏÇÃÑÐÂ (3) (ÓËÔ. 1). µÔÕÂÐÑÄÎÇÐÑ, ÚÕÑ ¥ËÏÇÃÑÐ
âÄÎâÇÕÔâ ÃÎÑÍÂÕÑÓÑÏ ÍÂÎßÙËÇÄÞØ ÍÂÐÂÎÑÄ L-ÕËÒÂ
(IC50=57 ÏÍÏÑÎß . Î71),114 ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÏ NMDA-ÓÇÙÇÒÕÑ-
ÓÑÄ in vivo (ED50=42 ÏÅ . ÍÅ71),115 ÔÎÂÃÞÏ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÏ

ØÑÎËÐàÔÕÇÓÂÊ AChE (IC50=45 ÏÍÏÑÎß . Î71) Ë BuChE
(IC50= 7.9 ÏÍÏÑÎß . Î71),116 Â ÕÂÍÉÇ ËÐÅËÃËÕÑÓÑÏ ÒÇÓÇØÑÆ-
ÐÞØ ÒÑÓ ÒÓÑÐËÙÂÇÏÑÔÕË ÏËÕÑØÑÐÆÓËÌ.117 ±ÓÇÒÂÓÂÕ ÒÓÇÆÑÕ-
ÄÓÂÜÂÇÕ ÐÇÌÓÑÕÑÍÔËÚÇÔÍÑÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ b-ÂÏËÎÑËÆÂ ÐÂ ÍÖÎßÕÖÓÖ
ÐÇÌÓÑÐÑÄ (ED50=25 ÏÍÏÑÎß . Î71),112 ÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÖÇÕ ÏËÕÑ-
ØÑÐÆÓËÂÎßÐÖá 118 Ë ÆÓÖÅËÇ ÄËÆÞ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.119, 120

±Ñ ÖÍÂÊÂÐÐÞÏ ÒÓËÊÐÂÍÂÏ ¥ËÂÊÑÎËÐ, ¥ËÏÇÃÑÐ Ë ÏÐÑÅËÇ
ÆÓÖÅËÇ ´¤±ª, ÍÂÍ ÓÂÊÓÇÛÇÐÐÞÇ Í ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËá Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ
×ÂÓÏÂÙÇÄÕËÚÇÔÍËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕÑÄ, ÕÂÍ Ë ÎÇÍÂÓÔÕÄÂ-ÍÂÐÆËÆÂÕÞ,
ÔÑÑÕÄÇÕÔÕÄÖáÕ ÕÂÍ ÐÂÊÞÄÂÇÏÑÌ ÍÑÐÙÇÒÙËË äÏÂÅËÚÇÔÍÑÅÑ
ÆÓÑÃÑÄËÍÂã (äthe magic shotgun conceptã),121 Â ÏÇØÂÐËÊÏ ËØ
ÃËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÔÄâÊÂÐ Ô ÔÖÒÇÓÒÑÊËÙËÇÌ ÓÂÊÐÑ-
ÑÃÓÂÊÐÞØ ÄËÆÑÄ ×ÂÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ (ÓÇÙÇÒÕÑÓÐÑÌ, ËÑÐ-ÍÂ-
ÐÂÎßÐÑÌ, ×ÇÓÏÇÐÕÂÕËÄÐÑÌ Ë Õ.Ò.) ÂÍÕËÄÐÑÔÕË.108 ³ÑÅÎÂÔÐÑ
àÕÑÌ ÍÑÐÙÇÒÙËË, ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÆÇÒÓÇÔÔËË,ÛËÊÑ×ÓÇÐËË Ë ÆÓÖÅËØ
ÓÂÔÔÕÓÑÌÔÕÄ ÐÇÓÄÐÑÌ ÔËÔÕÇÏÞ ÍÑÏÒÎÇÍÔÐÑÌ àÕËÑÎÑÅËË ÐÂË-
ÃÑÎÇÇ ÖÆÂÚÐÞÏË âÄÎâáÕÔâ ËÏÇÐÐÑ ÐÇÔÇÎÇÍÕËÄÐÞÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ,
ÄÊÂËÏÑÆÇÌÔÕÄÖáÜËÇ ÔÓÂÊÖ Ô ÐÇÔÍÑÎßÍËÏË ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÏË
ÏËÛÇÐâÏË.

¥Îâ ÔÑÄÓÇÏÇÐÐÑÌ ÏÇÆËÙËÐÞ ¥ËÏÇÃÑÐ ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâÇÕ ËÐÕÇ-
ÓÇÔ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÅÇÓÑÐÕÑÒÓÑÕÇÍÕÑÓÂ,122 ÔÓÇÆÔÕÄÂ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ
ÕÓÇÄÑÉÐÞØ ÓÂÔÔÕÓÑÌÔÕÄ 123 Ë ÛËÊÑ×ÓÇÐËË.124 ³ÎÇÆÖÇÕ ÖÒÑÏâ-
ÐÖÕß Ë ÑÃ ÂÐÕËÂÓËÕÏËÚÇÔÍËØ ÔÄÑÌÔÕÄÂØ àÕÑÅÑ ÖÐËÍÂÎßÐÑÅÑ
ÒÓÇÒÂÓÂÕÂ, ÑÃÖÔÎÑÄÎÇÐÐÞØ, ÍÂÍ ÒÓÇÆÒÑÎÂÅÂÇÕÔâ, ÃÎÑÍËÓÑÄÂ-
ÐËÇÏ ÐÂÕÓËÇÄÞØ Ë, ÑÔÑÃÇÐÐÑ, ÍÂÎßÙËÇÄÞØ ÍÂÐÂÎÑÄ. °ÃÐÂÓÖ-
ÉÇÐÑ, ÚÕÑ ¥ËÏÇÃÑÐ ÖÆÎËÐâÇÕ ÓÇ×ÓÂÍÕÇÓÐÞÌ ÒÇÓËÑÆ Ë
ÑÍÂÊÞÄÂÇÕ ÑÕÓËÙÂÕÇÎßÐÞÌ ÆÓÑÏÑÕÓÑÒÐÞÌ à××ÇÍÕ,125, 126 ÒÓÑ-
âÄÎâÇÕ ÖÏÇÓÇÐÐÑÇ ÍÑÓÑÐÂÓÑÓÂÔÛËÓâáÜÇÇ ÆÇÌÔÕÄËÇ.127

£ ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ ¥ËÏÇÃÑÐ ÒÑÍÂÊÂÎ ÒÓÇÄÑÔØÑÆÐÞÇ ÓÇ-
ÊÖÎßÕÂÕÞ Ä ×ÂÊÇ II ÍÎËÐËÚÇÔÍËØ ËÔÒÞÕÂÐËÌ Ä ÕÇÓÂÒËË ÃÑÎÇ-
ÊÐÇÌ ¡ÎßÙÅÇÌÏÇÓÂ 84 Ë ·ÂÐÕËÐÅÕÑÐÂ.128 °ÆÐÂÍÑ ÒÇÓÄÞÇ
ÓÇÊÖÎßÕÂÕÞ ×ÂÊÞ III ÛÇÔÕËÏÇÔâÚÐÞØ ÍÎËÐËÚÇÔÍËØ ËÔÒÞÕÂÐËÌ
¥ËÏÇÃÑÐÂ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÃÑÎÇÊÐË¡ÎßÙÅÇÌÏÇÓÂ ÑÍÂÊÂÎËÔß ÑÕÓË-
ÙÂÕÇÎßÐÞÏË (http://www.news-medical.net/news/20100303/
Pézer-Medivation-announce-results-of-two-dimebon-Phase-3-tr-
ials-in-AD-patients.aspx). £ àÕËØ ËÔÒÞÕÂÐËâØ ÖÚÂÔÕÄÑÄÂÎÑ 598
ÒÂÙËÇÐÕÑÄ Ä ÄÑÊÓÂÔÕÇ 74.4 ÅÑÆÂ Ä ÔÓÇÆÐÇÏ. ¬ ÔÑÉÂÎÇÐËá,
ËÔÔÎÇÆÑÄÂÕÇÎË ÐÇ ÑÃÐÂÓÖÉËÎË ÆÑÔÕÑÄÇÓÐÞØ ÓÂÊÎËÚËÌ ÏÇÉÆÖ
ÔÑÔÕÑâÐËÇÏ ÃÑÎßÐÞØ, ÒÑÎÖÚÂÄÛËØ ÒÓÇÒÂÓÂÕ, Ë ÒÂÙËÇÐÕÑÄ,
ÒÑÎÖÚÂÄÛËØ ÒÎÂÙÇÃÑ. °ÚÇÄËÆÐÑ, ÕÓÇÃÖÇÕÔâ ÕÜÂÕÇÎßÐÞÌ ÂÐÂ-
ÎËÊ ÄÔÇØ ÆÂÐÐÞØ ÆÎâ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÅÑ ÒÓÑÆÄËÉÇÐËâ ¥ËÏÇÃÑÐÂ Ä
ÍÎËÐËÍÖ.

4. ¥ÓÖÅËÇ ÄËÆÞ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 175 129, 130 ØÂÓÂÍÕÇÓËÊÖáÕÔâ ÂÐÕËÆÇÒÓÇÔÔÂÐÕÐÞ-
ÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË. ¯ÂËÃÑÎÇÇ ËÊÖÚÇÐÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË àÕÑÅÑ
ÓâÆÂ âÄÎâáÕÔâ ´ÓË×ÎÖÍÂÓÃËÐ 131 (175; R1=F, R2=H,
R3=Et) Ë ´ËÇÐÑÍÂÓÃËÐ 132 (175; R1=R2=H, R3=Me).
®ÇØÂÐËÊÏ ËØ ÂÐÕËÆÇÒÓÇÔÔÂÐÕÐÑÅÑ ÆÇÌÔÕÄËâ ÄÍÎáÚÂÇÕ ÄÊÂË-
ÏÑÆÇÌÔÕÄËÇ Ô ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞÏË Ë ÆÑ×ÂÏËÐÑÄÞÏË ÓÇÙÇÒÕÑ-
ÓÂÏË.131 ±ÑÍÂÊÂÐÑ,133 ÚÕÑ ´ÓË×ÎÖÍÂÓÃËÐ âÄÎâÇÕÔâ ÕÂÍÉÇ
à××ÇÍÕËÄÐÞÏ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÏ ÍÂÎßÏÑÆÖÎËÐÂ.

R1 =Me, F; R2 = H, Me.
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´ÂÃÎËÙÂ 4. ¡ÐÕÂÅÑÐËÔÕËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕß ÔÖÎß×ÑÔÑÆÇÓÉÂÜËØ
ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑËÐÆÑÎÑÄ ÒÑ ÑÕÐÑÛÇÐËá Í ÔÇÓÑÕÑÐËÐÑÄÞÏ
5-HT6-ÓÇÙÇÒÕÑÓÂÏ.

³ÑÇÆË- R1 R2 IC50,
ÐÇÐËÇ ÏÍÏÑÎß . Î71

146 3-FC6H4NH H 0.015
147 Ph H 0.078

3-FC6H4 H 0.085
153 Ph 2-Py(CH2)2 0.615

342 ¡.£.ªÄÂÜÇÐÍÑ, °.¥.®ËÕßÍËÐ, ®.¤.¬ÂÆËÇÄÂ, ³.¦.´ÍÂÚÇÐÍÑ
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²ËÔ. 1. ³ÒÇÍÕÓ ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ¥ËÏÇÃÑÐÂ.
¯Â ÑÔË ÂÃÔÙËÔÔ ÒÇÓÇÚËÔÎÇÐÞ ÕÇÓÂÒÇÄÕËÚÇÔÍËÇ ÏËÛÇÐË (×ÇÓÏÇÐÕÞ, ÓÇÙÇÒÕÑÓÞ, ËÑÐÐÞÇ ÍÂÐÂÎÞ, ÕÓÂÐÔÒÑÓÕÇÓÞ), ÐÂ ÍÑÕÑÓÞØ ËÊÖÚÂÎÑÔß ÍÑÐÍÖÓÇÐÕÐÑÇ ÄÞÕÇÔÐÇÐËÇ ÔÒÇÙË×ËÚÇÔÍËØ ÓÂÆËÑ-
ÎËÅÂÐÆÑÄ ¥ËÏÇÃÑÐÑÏ; ÐÂ ÑÔË ÑÓÆËÐÂÕ ÒÓËÄÇÆÇÐÑ ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÄÞÕÇÔÐÇÐÐÑÅÑ ÓÂÆËÑÎËÅÂÐÆÂ ËÊ ÍÑÏÒÎÇÍÔÂ Ô ÏËÛÇÐßá ÒÓË ÍÑÐÙÇÐÕÓÂÙËË ¥ËÏÇÃÑÐÂ 10 ÏÍÏÑÎß .Î71.



³ÑÇÆËÐÇÐËâ 176 ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞ ÒÓË ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ÄÑÔÒÂÎË-
ÕÇÎßÐÞØ (ÐÂÒÓËÏÇÓ, ÓÇÄÏÂÕËÚÇÔÍÑÏ ÒÑÎËÂÓÕÓËÕÇ) Ë ÄÂÔÍÖ-
ÎâÓÐÞØ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËâØ (ÄÇÐÑÊÐÑÌ ÐÇÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑÔÕË), ÒÓË àÕÑÏ
ÑÐË ÐÇ âÄÎâáÕÔâ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÂÏË ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ 5-HT1B Ë
5-HT1D.134, 135

´ÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ 177 ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐÞ ÍÂÍ
ËÐÅËÃËÕÑÓÞ Ó38a-ÍËÐÂÊÞ ì ×ÇÓÏÇÐÕÂ, ÖÚÂÔÕÄÖáÜÇÅÑ Ä
ÓÂÊÄËÕËË ÏÐÑÅËØ ØÓÑÐËÚÇÔÍËØ ÄÑÔÒÂÎËÕÇÎßÐÞØ ÒÓÑÙÇÔÔÑÄ.136

³ÑÇÆËÐÇÐËâ 178 ÒÑÆÂÄÎâáÕ ÄØÑÆ ÄËÓÖÔÑÄ ËÏÏÖÐÑÆÇ×Ë-
ÙËÕÂHIV-1 Ä ÍÎÇÕÍË, ÃÎÑÍËÓÖâ ÔÒÇÙË×ËÚÇÔÍËÌ ÃÇÎÑÍ gp120.137

´ÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[4,3-b]ËÐÆÑÎÞ 179, 180 ÍÂÍ ËÐÅËÃËÕÑÓÞ
ÅËÔÕÑÐÆÇÊÂÙÇÕËÎÂÊÞ (HDAC) ÒÓÇÒâÕÔÕÄÖáÕ ÒÓÑÎË×ÇÓÂÙËË
ÍÎÇÕÑÍ Ë ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐÞ ÆÎâ à××ÇÍÕËÄÐÑÌ ÕÇÓÂÒËË
ÑÐÍÑÎÑÅËÚÇÔÍËØ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ.138, 139

¯ÇÍÑÕÑÓÞÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÇ ´¤±ª ÑÃÎÂÆÂáÕ ÄÞÓÂÉÇÐÐÞÏË
ÒÓÑÕËÄÑÑÒÖØÑÎÇÄÞÏË ÔÄÑÌÔÕÄÂÏË. £ ÚÂÔÕÐÑÔÕË, ÂÎÍÂÎÑËÆ
ÔÕÓËØÐÑÒÇÐÕÂÏËÐ (181), ÄÞÆÇÎÇÐÐÞÌ ËÊ ÕÂÐÊÂÐËÌÔÍÑÅÑ
ÍÖÔÕÂÓÐËÍÂ Strychnos usambarensis, âÄÎâÇÕÔâ à××ÇÍÕËÄÐÞÏ
ËÐÆÖÍÕÑÓÑÏ ÂÒÑÒÕÑÊÂ, ÂÐÕËÏËÕÑÕËÚÇÔÍËÏ ÂÅÇÐÕÑÏ Ë ÓÂÔ-
ÔÏÂÕÓËÄÂÇÕÔâ ÍÂÍ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÌ ÑÐÍÑÎËÕËÚÇÔÍËÌ ÂÅÇÐÕ.140

°ÕÏÇÕËÏ, ÚÕÑ àÕÑÕ ÂÎÍÂÎÑËÆ ÔÑÚÇÕÂÇÕ Ä ÔÄÑÇÌ ÔÕÓÖÍÕÖÓÇ g- Ë
b-ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÍÂÓÃÑÎËÐÑÄÞÇ ×ÓÂÅÏÇÐÕÞ.

³ÑÇÆËÐÇÐËÇ 182 Ë ÔÇÓËâ ÇÅÑ ÂÐÂÎÑÅÑÄ ÊÂÒÂÕÇÐÕÑÄÂÐÞ ÍÂÍ
ËÐÅËÃËÕÑÓÞ ÙËÔÕÇËÐÑÄÑÌ ÒÓÑÕÇÂÊÞ ÍÂÕÇÒÔËÐÂ K (Ki=
325 ÒÏÑÎß . Î71). °ÐË ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂáÕÔâ ÍÂÍ ÒÑÕÇÐÙËÂÎßÐÞÇ
ÔÓÇÆÔÕÄÂ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÑÔÕÇÑÒÑÓÑÊÂ, ÂÓÕÓËÕÂ, ÐÇÌÓÑÒÂÕËÚÇÔÍÑÌ
ÃÑÎË Ë Õ.Ò.141 ³ÇÎÇÍÕËÄÐÞÌ ÂÅÑÐËÔÕ ÍÂÐÐÂÃËÐÑËÆÐÞØ ÓÇÙÇÒ-
ÕÑÓÑÄ CB1 (183) (AZ-599) 142 Ë ÇÅÑ ÂÐÂÎÑÅË 143 ÒÓÇÆÎÂÅÂáÕÔâ Ä
ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÒÓËÐÙËÒËÂÎßÐÑ ÐÑÄÞØ ÂÐÂÎßÅÇÕËÚÇÔÍËØ ÔÓÇÆÔÕÄ.

¯ÑÄÞÏ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÏ ÒÑÆØÑÆÑÏ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÑÉËÓÇÐËâ
Ë ÔÄâÊÂÐÐÞÏË Ô ÐËÏ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËâÏË, Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË ÆËÂÃÇÕÂ,
âÄÎâÇÕÔâ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇ Ä ÍÂÚÇÔÕÄÇ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ
ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÑÄ ÓÇÙÇÒÕÑÓÑÄ ÏÇÎÂÐËÐ-ÍÑÐÙÇÐÕÓËÓÖáÜÇÅÑ ÅÑÓ-
ÏÑÐÂMCHR. ±ÓËÏÇÓÑÏ ÕÂÍÑÅÑ ÂÐÕÂÅÑÐËÔÕÂ âÄÎâÇÕÔâ ´¤±ª
184.144

®ÐÑÅÑÑÃÇÜÂáÜËÏ ÏÇÕÑÆÑÏ ÎÇÚÇÐËâ ÏÇÕÂÃÑÎËÚÇÔÍËØ
ÃÑÎÇÊÐÇÌ, ÐÂÒÓËÏÇÓ ÂÕÇÓÑÔÍÎÇÓÑÊÂ Ë ÆËÂÃÇÕÂ ÕËÒÂ II, ÒÓÇÆ-
ÔÕÂÄÎâÇÕÔâ ÔÕËÏÖÎËÓÑÄÂÐËÇ ÔËÅÐÂÎßÐÑÅÑ ÒÖÕË ÂÆËÒÑÐÇÍÕËÐÂ,
Ä ÚÂÔÕÐÑÔÕË, Ô ÒÑÏÑÜßá ÂÍÕËÄÂÕÑÓÑÄ 50-¡´¶-ÂÍÕËÄËÓÖÇÏÑÌ
ÒÓÑÕÇËÐÍËÐÂÊÞ AMPK. °ÆÐËÏ ËÊ AMPK-ÂÍÕËÄÂÕÑÓÑÄ
âÄÎâÇÕÔâ ÕÇÕÓÂÅËÆÓÑÒËÓËÆÑ[3,4-b]ËÐÆÑÎ 185.145

R1, R2, R3 = H, Hal, F3C, NC, HO2C, Me Ë ÆÓ.
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X= CH, N; R1 = H, Hal, MeO Ë ÆÓ.; R2 = H, Alk Ë ÆÓ.;
R3 =H, Alk Ë ÆÓ.
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X, Y= CH, N;
R1 = H, Alk, Ar;
R2 = H, Hal, MeO Ë ÆÓ.
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R1, R2 , R3 = H, Alk, Hal, MeO Ë ÆÓ.
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IV. ©ÂÍÎáÚÇÐËÇ

¢ÎÂÅÑÆÂÓâ ÖÐËÍÂÎßÐÑÏÖ ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊËá Ë ÔÑÚÇÕÂÐËá ÃËÑ-
ÎÑÅËÚÇÔÍËØ ÔÄÑÌÔÕÄ ´¤±ª ÒÓÇÆÔÕÂÄÎâáÕ ÃÑÎßÛÑÌ ËÐÕÇÓÇÔ
ÆÎâ ÏÇÆËÙËÐÔÍËØ ØËÏËÍÑÄ Ë ×ÂÓÏÂÍÑÎÑÅÑÄ Ä ÒÎÂÐÇ ÒÑËÔÍÂ
ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ ÐÑÄÑÅÑ ÒÑÍÑÎÇÐËâ ÆÎâ ÎÇÚÇÐËâ ÔÂÏÞØ
ÓÂÊÐÑÑÃÓÂÊÐÞØ ÊÂÃÑÎÇÄÂÐËÌ. ¥ÑÒÑÎÐËÕÇÎßÐÞÏ ÂÓÅÖÏÇÐÕÑÏ
ÆÎâ ÄÞÃÑÓÂ ÑÔÕÑÄÂ ÔÑÇÆËÐÇÐËâ 1 ÆÎâ ÍÑÐÔÕÓÖËÓÑÄÂÐËâ ÐÑÄÞØ
ÏÑÎÇÍÖÎ âÄÎâÇÕÔâ ÕÑÕ ×ÂÍÕ, ÚÕÑ ÒÓË ÑÚÇÄËÆÐÑ ÛËÓÑÍÑÏ
ÔÒÇÍÕÓÇ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕË ´¤±ª ÑÃÎÂÆÂáÕ ÄÇÔß-
ÏÂ ÐËÊÍÑÌ ÕÑÍÔËÚÐÑÔÕßá.

¯ÇÑÃØÑÆËÏÑ ÑÕÏÇÕËÕß, ÚÕÑ ´¤±ª ÑÕÐÑÔâÕÔâ Í ÑÆÐÑÏÖ ËÊ
ØÑÓÑÛÑ ËÊÖÚÇÐÐÞØ ÊÂ ÒÑÔÎÇÆÐËÇ 60 ÎÇÕ ÍÎÂÔÔÑÄ ÂÊÑÕËÔÕÞØ
ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ. ¬ÂÍ ÔÎÇÆÖÇÕ ËÊ ÓËÔ. 2, ÍÑÎËÚÇÔÕÄÑ ÐÂÖÚÐÞØ
ÒÖÃÎËÍÂÙËÌ, ÒÑÔÄâÜÇÐÐÞØ ØËÏËË Ë ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄ-
ÐÑÔÕË ´¤±ª, ÑÔÕÂÇÕÔâ ÒÓÂÍÕËÚÇÔÍË ÒÑÔÕÑâÐÐÞÏ ÐÂ ÒÓÑÕâÉÇ-
ÐËË ÒÑÔÎÇÆÐËØ 9 ÎÇÕ. ¿ÕÑ ÔÄËÆÇÕÇÎßÔÕÄÖÇÕ Ñ ÐÇÑÔÎÂÃÇÄÂáÜÇÏ
ÄÐËÏÂÐËË Í àÕËÏ ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏ, Â ÕÂÍÉÇ Ñ ÕÑÏ, ÚÕÑ ´¤±ª
ÔÎÇÆÖÇÕ ÓÂÔÔÏÂÕÓËÄÂÕß ÍÂÍ ÕËÒËÚÐÞÇ äÒÓËÄËÎÇÅËÓÑÄÂÐÐÞÇ
ÔÕÓÖÍÕÖÓÞã.146

¥ÑÔÕËÉÇÐËâ Ä ÑÃÎÂÔÕË ÔËÐÕÇÊÂ ÕÂÍËØ ÔËÔÕÇÏ ÃÞÎË ÑÃÖÔ-
ÎÑÄÎÇÐÞ ÄÞÔÑÍÑÌ ×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍÑÌ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßá ÏÐÑÅËØ
ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ. ¯Â ËØ ÑÔÐÑÄÇ ÃÞÎË ÔÑÊÆÂÐÞ ÄÞÔÑÍÑà××ÇÍÕËÄ-
ÐÞÇ ×ÂÓÏÂÙÇÄÕËÚÇÔÍËÇ ÒÓÇÒÂÓÂÕÞ Ë ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÐÑÄÞÇ
ÎÇÍÂÓÔÕÄÂ-ÍÂÐÆËÆÂÕÞ, ÒÓÑØÑÆâÜËÇ Ä ÐÂÔÕÑâÜÇÇ ÄÓÇÏâ ÍÎË-
ÐËÚÇÔÍËÇ ËÔÒÞÕÂÐËâ.

³ÖÜÇÔÕÄÇÐÐÞÌ ÒÓÑÅÓÇÔÔ Ä ÔËÐÕÇÊÇ ´¤±ª ÐÂÚÂÎÔâ, ÍÑÅÆÂ
ÃÞÎÑ ÒÑÍÂÊÂÐÑ, ÚÕÑ ËÔØÑÆÐÞÏË ÔÑÇÆËÐÇÐËâÏË ÆÎâ àÕÑÅÑ

ÍÎÂÔÔÂ ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎÑÄ ÏÑÅÖÕ ÃÞÕß ÎÇÅÍÑÆÑÔÕÖÒÐÞÇ ÑÃÝÇÍÕÞ.
¢ÞÎË ÓÂÊÓÂÃÑÕÂÐÞ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞÇ, ÆÑÔÕÂÕÑÚÐÑ ÒÓÑÔÕÞÇ
ÏÇÕÑÆÞ ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÕÂÍËØ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞØ (ÒÇÓÇÅÓÖÒÒËÓÑÄÍË Ë
ËÊÑÏÇÓËÊÂÙËË Ä ÍËÔÎÞØ ÔÓÇÆÂØ, ÅËÆÓËÓÑÄÂÐËÇ ÒÓË ÂÕÏÑÔ×ÇÓ-
ÐÑÏ ÆÂÄÎÇÐËË, ÄÑÔÔÕÂÐÑÄÎÇÐËÇ Ë ÆÓ.). ±ÓÑÆÇÏÑÐÔÕÓËÓÑÄÂÐÂ
ÒÓËÐÙËÒËÂÎßÐÂâ ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕß ÆÂÎßÐÇÌÛËØ ÕÓÇØ ë ÚÇÕÞÓÇØ-
ÔÕÂÆËÌÐÞØ ÒÓÇÄÓÂÜÇÐËÌ ÐÇÍÑÕÑÓÞØ ×ÖÐÍÙËÑÐÂÎßÐÞØ ÅÓÖÒÒ,
ÖÉÇ ÄÄÇÆÇÐÐÞØ Ä ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎ, ÚÕÑ ÔÑÊÆÂÎÑ ÑÔÐÑÄÖ ÆÎâ ÒÓËÏÇ-
ÐÇÐËâ ÒÓËÐÙËÒÑÄ ÍÑÏÃËÐÂÕÑÓÐÑÌ ØËÏËË Ë ÒÑÎÖÚÇÐËâ ÑÃÛËÓ-
ÐÞØ ØËÏËÚÇÔÍËØ ÃËÃÎËÑÕÇÍ ÆÎâ ÔÍÓËÐÐËÅÂ ÐÑÄÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.

¬ ÐÂÔÕÑâÜÇÏÖ ÄÓÇÏÇÐË ÑÔÖÜÇÔÕÄÎÇÐ ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÞÌ
ÆËÊÂÌÐ ÃÑÎßÛÑÅÑ ÚËÔÎÂ ´¤±ª. £Ñ ÏÐÑÅËØ ÔÎÖÚÂâØ ÆÎâ àÕËØ
ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ ÒÓÑÄÇÆÇÐÞ ÕÂÍÉÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ äÔÕÓÖÍÕÖÓÂ ë ÃËÑ-
ÎÑÅËÚÇÔÍÂâ ÂÍÕËÄÐÑÔÕßã.

®ÑÉÐÑ ÑÃÑÔÐÑÄÂÐÐÑ ÒÓÇÆÒÑÎÑÉËÕß, ÚÕÑ ÑÒÖÃÎËÍÑÄÂÐÐÞÇ
Ä ÒÂÕÇÐÕÐÑÌ Ë ÐÂÖÚÐÑ-ÕÇØÐËÚÇÔÍÑÌ ÎËÕÇÓÂÕÖÓÇ ÔÄÇÆÇÐËâ ÐÇ
ÑÕÓÂÉÂáÕ Ä ÒÑÎÐÑÌ ÏÇÓÇ ÒÑÕÇÐÙËÂÎ ´¤±ª ÍÂÍ ËÔØÑÆÐÞØ
ÏÑÎÇÍÖÎ ÆÎâ ÆÂÎßÐÇÌÛÇÌ ÏÑÆË×ËÍÂÙËË Ë ÍÂÍ ÒÇÓÔÒÇÍÕËÄÐÞØ
×ËÊËÑÎÑÅËÚÇÔÍË ÂÍÕËÄÐÞØ ÑÃÝÇÍÕÑÄ. ¯ÇÑÃØÑÆËÏÞ ÆÂÎßÐÇÌ-
ÛËÇ ÔËÐÕÇÕËÚÇÔÍËÇ ËÔÔÎÇÆÑÄÂÐËâ Ô ÙÇÎßá ÄÞØÑÆÂ Í ÐÇËÊÄÇÔÕ-
ÐÞÏ ÓÂÐÇÇ ÒÓÑËÊÄÑÆÐÞÏ. ¬ÓÑÏÇ ÕÑÅÑ, ÑÔÕÂÇÕÔâ ÂÍÕÖÂÎßÐÑÌ
ÒÓÑÃÎÇÏÂ ÏÑÎÇÍÖÎâÓÐÑÅÑ ÆËÊÂÌÐÂ ´¤±ª Ô ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËÇÏ
ÏÇÕÑÆÑÄ QSAR (ËÎË QSPR) ÆÎâ ÄÞâÄÎÇÐËâ ÐÑÄÞØ ÄÞÔÑÍÑ-
ÂÍÕËÄÐÞØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.

´ÂÍËÏ ÑÃÓÂÊÑÏ, ÆÂÎßÐÇÌÛÇÇ ËÊÖÚÇÐËÇ ÒÖÕÇÌ ÔËÐÕÇÊÂ Ë
ÄÑÊÏÑÉÐÑÔÕÇÌ ËÔÒÑÎßÊÑÄÂÐËâ ´¤±ª ÍÂÍ ÑÔÐÑÄÞ ÆÎâ ÔÑÊÆÂ-
ÐËâ ÎÇÍÂÓÔÕÄÇÐÐÞØ ÔÓÇÆÔÕÄ ÐÑÄÑÅÑ ÒÑÍÑÎÇÐËâ âÄÎâÇÕÔâ ÒÇÓ-
ÔÒÇÍÕËÄÐÑÌ ÑÃÎÂÔÕßá ØËÏËË ÅÇÕÇÓÑÙËÍÎËÚÇÔÍËØ ÔÑÇÆËÐÇÐËÌ.
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SYNTHESIS AND PHYSIOLOGICAL ACTIVITIES
OF 2,3,4,5-TETRAHYDRO-1H-PYRIDO[4,3-B]INDOLES
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Data on the methods of synthesis of 2,3,4,5-tetrahydro-1H-pyrido[4,3-b]indoles are considered. The
synthetic availability of diverse derivatives of these heterocycles is demonstrated. These compounds
possess a broad spectrum of pharmacological action and are of interest for medical chemistry.
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