
, 
. 

. 
 ( , , , 

), , , , ,
,  ( ),

, , , , , , , 
,  (ALS), , , ,
, , , , , ,

,  ( ,
 ( ), , ,

, ), , ,  ( ),
, , , , , ,

,  (AD),  (PD),
 (ADHD) .

, ,
, , 

(SRI), ,  AD, PD, ,
 ( ); 

, , , ,
, ALS, , , AD, PD,

, ; ,  NGF (
), , , ALS, 

, , AD, PD, , ; 
,  AD, ,

, , , 
.

, , 
 08/963852,  4  1997 . 

.

R1 , ( 1 6) ,  ( 3 6) , , XC(=O)R13  - 2 2-
-( 1 4) ;

R2  R3 ,  ( 2 6) , ( 2 6) , , , , ,
, -Soq 1 6) ,  q , , ( 1 6) -, [( 1 6 ]2 -, -

CO2R4, -CONRR5R6, -SO2NR7R8, -C(=O)R13, -XC(=O)R13, -( 0 3 - -( 0 3 -, 
, -( 0 3 - -( 0 3 -, 

 5-7- , 
, , ,  X2

0 6 -  2
1 6) -( 0 6 -,   X2

 X2  ( 1 6 -  [( 1 6) ]2 -,   (C0-C6) 
1 6) - ( 0 6) 2

0 6)  -  2
1 6) - ( 0 6) -

 ( 0 6) 
 ( 1 6) - (C0-C6) , 

, , 
,   ( 0- 6) -  ( 1 6) -( 0 6) -

-( 0 3 - -( 0 3) - 
, , 

, 
,  ( 1 6) , 

, ( 1 6 , , 
, , , ), ( 2 6 , ( 2 6)- , , , , , ( 1-

6) -, [( 1 6) ]2 -, -CO2R4, -CONR5R6, SO2NR7R8, -C(=O)R13 i -XC(=O)R13;
 R2  R3 , ,  4-7-  10-14-

, , 

, , , 
, , i 

, 
, 

 ( 0 6) -  ( 1 6) - ( 0 6) -, 

; , , , , ( 2 6) , ( 2 6)  ,  ,  ,  ( 1 6)
-, [( 1 6) ]2 -, -CO2R4, -CONR5R6, -SO2NR7R8, -C(=O)R13 i -XC(=O)R13;

 R4, R5, R6, R7, R8  R13  ( 1 6) ,  R5  R6,  R7  R8

, , , , , ,
, -N-( 1 6) , , 

; 



 X  ( 1 6 ;
,  :  ( )   R1,  R2  R3  (b)  R2  R3

, R1 , ( 1 6)  ( 3 6 ;
.

,  R2  R3, :
, , , , , , ,
, , , , :

 R9  R18  ( 1 6) , .
,  R2  R3

, :

 R10  R17  ( 0 6) -  ( 1 6) - ( 0 6 -, 

; , , , , ( 1 6) -, [( 1 6 ]2 -, -CO2R4, -
CONR5R6, SO2NR7R8, -C(=O)R13, -XC(=O)R13, , 

 R2  R3, ;
,

 R2  R3 , 
:

 R10  R17, , ,  m , , 
 -N( 1 6) .

, 
 R2,  R3 .

, 
R2  R3 .

,  R2  R3

 -C(=O)R13,   R13  ( 1 6) . ,



 R2  R3  -C(=O)R13,   R13  ( 1 6)  (C1-C3) ,
. ,

 R2  R3  CF3, ,  C2F5-;
,  R1 .

;
 6- -5,7- -6,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,8- ;
 6- -5- -6,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,8- ;
 5,7- -6- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,8- ;
 5,7- -6,13- [9.3.1.02,10.04,8]- -2(10),3,8- ;
 5- -6,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,8- ;
 6- -5,7,13-  [9.3.1.02,10.04,8]- -2(10),3,8- ;
 4,5- -10-  [6.3.1.02,7 -2 (7),3,5- ;
 5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- ;
 4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- ;
 5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- ;
 5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- ;
 4- -5- -10- [6.3.1.02,7] -2(7),3,5- ;
 5- -7- -6- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2 (10),3,8- ;
 4- -5- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- ;
 4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- ;
 5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- ;
 4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- ;
 6- -5- -5- -6,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,8- ;
 7- -5- -5- -6,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,8-

 6,7- -5,8,14- [10.3.1.02,11,04,9 -2(11),3,9-
 5,8- -6,7- -5,8,14-  [10.3.1.02,11.04,9 -2(11),3,9-

, , COOR16,  R16  ( 1 6) , , 2,2,2-
1 6 ; -C(=O)NR5R6,  R5  R6 , ; - (= , -  (= ) ( 1 6)

,  1  3 ,  1
 3 ;  (t-Boc);  R14  R15

, ( 1 6 , ; - (= )( 1 6 ,
, , , , -  ( 1 6) ;  ,   R14  R15

, , ( 1 6)  ( 3 6 . 
.

 R2  R3 ; ’  COOR16,  R16 , 2,2,2-  ( 1 6)
; -  (=O)NR5R6,  R5  R6 , .2 ; - (= , -  (= ) ( 1-

6) ,  1  3 , 
 1  3 ;  (t-Boc).

,  " ", , , , 
.

,  " ", , ,
, 

.
 " ", ,  " ",  " " , .
 " ", , , 

 (  - -),  " " , .
,  " ", ,

, , 
, .

 " ", , , , 
, , 

.  " ", ,
,  " " .

, , 
. , 

, .
. 



, 3 , 11 , 14 , 18F, 123I
125 . 

, .
, 

, 
, , 

.

, , 
, 

.
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 ( , , , 
), , , , ,

,  ( ),
, , , , , , , 

,  (ALS), , , , ,
, , , , , 

,  ( , 
 ( ), , , , 

), , ,  ( ), 
 (OCD), , , , , , ,

, , , 
,  (AD),  (PD),

 (ADHD) , 
, , 

, .
, 

 ( , , 
, ), , ,

, , ,  (
), , , , , , , 

, ,  (ALS), , ,
, , , , , , ,

,  ( , 
 ( ), , , , 

), , ,  ( ), -
 (OCD), , , , , ,

, , , ,
,  (AD), 

 (PD),  (ADHD) ,

.

, ,

, 
.

, 
 ( , , , 

), , , , 
, ,  ( ),

, , , , , , ,
,  (ALS), , , ,

, , , , , , 
,  ( , 

 ( ), , , , 
), , ,  ( ), 
 (OCD), , , , 

 (AD), , (PD),  (ADHD) 
, , , 

, .
.
,

, , , , 



, , , , , 
, , .

, R1-R18, m , 
, , , .













 1-10 .
 1,  III 

 IV. 
 0° .

 IV .
 IV  4 

(CF3SO2OH)  2  3 , 
,  (DCE) . 

 5  24 . 
 -78°  0°  2 

.
, , 

. , , 
, , 

.
 2, , 
 t-Boc  (VIA) 

 ( ) 
. 

 ( ) , 
 ( )  70° ,

 70°  24 . 
-

, 
 0° . , 

. 
.  VIA  VIB

, 
.

 VIB  VII 
 VIB 



 R10 , (C1-C6) , ,
-( 0 3 , , -( 0 3 , 

 5-7- , 
, , , 

, 
,  (C1-C6 , 

, (C1-C6 , . 
 10:1 . 

 40°  100° ,  60° . 
, .

 VII  V  Segelstein et al., Tetrahedron
Lett., 1993, 34,1897.

 t-Boc  VII . 
, , , 

 VII , , 
, , , 

 0°  100° , 
 70° ,  24 .

 VII  IB 
 R17Z,  R17  R10,  ,  ,  
 ( , , , ), , ,

, , , 
,  ( ), , , 

,  .   R17

 100° ,  50° , 
.

 3  IB  VIA. 
 IB,  R17 ,  ,

,  R17 ,   2,  
.  3,  VIA

 R17NH2 , , 
, ,  100° ,

, 
.  XXIII 

XXIV , , .
 1 

 12  18 . 
 XXV  XXIV 

 R10 ,  ,  ,   VIB  
 VII.

 XXV  IB. 
, , , 

 VII.
 4 ,  R10  R17 , . 

 4,  VIB 

) , ,
, , , , 

 40°
 100° , .

,  VIB 

) , , ,
.  40°

 100° , , 
.

, , 
 VII .

 5 ,  R2  R3 , 



. ,  R1 , 
 5   IE.   5,   XXII,  ,  ,

, 
,  ( ), 

, .  12-24 .
 70°  140° . 

 100° .
 VIII, ,

 IE, .  VIII 
, , 

 0°  70° , , 
. 

 R10COC  (R10CO)2O,  R10  (C1-C6) , 
 R10C ( C2H5)3 , , .

.  120-150° , 
 140° .  R10COC , 

 (TEA) 
 (PPTs). 

 R10C(OC2H5)3, 
PPTs.

 IE. 
, , , 

),  50°  100° ,
 70° , .

 6 ,  R1 , a R2  R3 ,
.  6, 

 III , 
, 

 IX, . 
. 

, ,
,  0° ,

.
,

.

 IX’.
 IX’ 

 R10COX  (R10CO)2O,  X ,  R10  (C1-C6 , , TEA 
 X, 

,  XI, , .

 R10COX,  X ,  (R10CO)2O  0°
, . 

, , 
, 

, 
.

 IF
 XI 

 (NaOH/H2O/CH3OH)  50°  70° ,
 60°  1,5 .

 7  III, 
,  IG,  R2  R3  (

"), .  7,  XII,  X1

2 , , ,  X1  X2 r-  -,
, 

 40°  100° , 
,  XIII. 

 XIII  N- -N-  (NMO) 
.

, ,  XIV 
. 

,  (DCE), , 
 0° , 

. 



 0° , 
,  XIV. 

XIV  III ( )  IG ( ). 
, , , 

, ,  (
), 

.
, , 

, , , 
, , ,  ( ,  2-  4-

). , 
, ,  T-W. Greene and G. M. Wuts,

"Protective groups, in Organic Synthesis" 1991, John Wiley & Sons, New York, NY.
 7 ,  R2  R3

,  XII , 

 8, 9  10 ,  R1 ,  a  R2  R3

, .
 8 ,  7, 

,  III, , 
 (R18  8).  8  1 . 

 8,  ,  ,  R18  F, 1,3- ,
 ( ) , , 

,  -50°  N-
 1,3- -2- .  1,3- -2-

 XVI  8)  1
 8   XVI XVII XVIII ), , 

 7  XIII  IG  III. 
 XVI  XVII 

 XVI , 
, , 

 -20° , , , , , 0° .

XX ,  IV  1. 
 XX ,  IX 

 6,  XXI, , 
.  XXI 

,   R2  R3 , , ,
, , 

,  10, .
 XXI , ,

VIA  XXII, ,  XXI 
, VIA  XXII, , 

, . 
 XXI (R18 ) 

, . 
 Y-rpyna, .

,   R2=- (C1-C6 , (C1-C6 ,  
, ,  R3 ,  

,  8, 
 XV - -(C1-C6 , (C1-C6 ,

.
 9 , : (a) R1 , a R2  R7R8NO2S-; (b) R1

R2 ;   ( )  R1 ,  a  R2  R13C(=O)-.  9, 
 IG,  IL.

 9,  IG 
 IV , , 

 0° . 
,  R7R8NH,   R7  R8 ,  

,  IG.
 IV 

. 
 0°

. -
-  IV

 N-  N-
, .



 IV  R13COC  (R13CO)2O 
, , 

, , , 
0°  100°  IL. 

, 
, .

,   NO2, -SO2NR7R8, -COR13, I, Br  IV, 
 9 , ,  R2

, (C1-C6) , , (C1-C6)  NHCONR7R8, ,  R2  R3

.
,  IL, , 

, ,  -C(-O)R13  IL  -
O-C(=O)R13 , , . 

,  35, -
. , 

 36, 
.

 10 ,  (a) R1 ,  a  R2 ;  (b)  R1

, a R2 ;  ( )  R1 ,  a  R  ;   (d)  R  ,   R2  R13C (=O)N(H)-. 
 10, , IN, IP  IQ.

 IX’ 
, ,  ( , ,

, ) , 
 ( ). 

. , 
. 

 0°  60° ,  60°  15 
.

, , 
.  0°

, . 
 N-

 ( ) , 
(DMPU) , ,  50°  180° , 

 150° . , , .
,

,  ,  ,  
, , ,

.
 IX’  IP.

 IX' ,  R13COC
(R13CO)2O, , , 

 IQ. , ,  R13SO2X,  X
, .

, , 
,   -COCF3, - 3, - 2 3, -COO(C1-C6  -

2 6 5. , 
 Greene's "Protective groups in Organic Chemistry", .

,  1-10 , 
, .  0,5 

 5 , ,  1 
.

 (  " ") 
,  ( , ), ,

, , . 
. ,  0,25
 1500 ,  0,25  300 , 

,  ,  
. , 

 0,01  10 . , 
, , 

, , 
. 

, 
, , 

.

. ,
, , , 

,
, , , , , , , , ,

, , , , , , , , , 
. , 



, . , 
. 

 5,0%  70% .
, ,

, , , 
, ,  ( ,

), 
, , , , ,

. , , 
; . 

; 
, . 

, 
, , , , ,

, , , , ,
, .

,
, . 

 ( ,  8), 
. . 

, . 
,

.
,

, , , , .

,  Lippiello, P. .
and Femandes, . G. (  Binding of L-[3H] Nicotine to A Single Class of High-Affinity Sites in Rat Brain Membranes,
Molecular Pharm., 29, 448-54, (1986))  Anderson, D, J. and Americ, S. P. (y Nicotinic Receptor Binding of 3H-
Cystisine, 3H-Nicotine and 3H-Methylcarmbamylcholine in Rat Brain, European J. Pharm., 253,261-67 (1994)).

 Sppraque-Dawley  Charles River 
 12-  (  7  7

).  Purina Rat Chow  ad libitum.
. . 

 Lippiello and Fernandez (Molec Pharmacol, 29, 448-454, (1986) 
. , 

0°  10  ( )  Brinkmann Polytron , 6  30 . 
 50  7,5 . 

(10 ; 50000 x g;  0  4° ). 
 (10 ; 50000 x g;  0  4° ). 

 1,0 /100 . 
: 50 , 120  NaCl, 5 l, 2  MgCl2, 2 l2,  7,4 
.

. 
 0,9  1,0 . 

,  50 , , 
, .  200  [3 ]- , 

750 .  0,9 . 
 1 . , 

 30  1  50 . , .
. 

 0  4° , . 
 Whatman GF/B

 Brandel .  ,  ,  
 (5 . ). 

 20  Ready  (Beckman) .
 LKB Wallach Rackbeta

 40-50%. .

 ( ) ,
 ( ) , 

 ( ), 
 = ( ) = ( ) - ( ).

,  ( ) 
,  (D)  ( ),  ( ) = (D) -

).
%  = (1-(( )/( ))  100.

, , 50  10 .
, .

 1



10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
) 1,4- -1,4-

 a) Wittig, G.; Knauss, E. Chem. Ber. 1958, 91, 895. b) Muir, D.J.;
Stothers, J. B. Can. J. Chem. 1993, 71,1290.)

 (36,5 , 1,5 )  (250 )  2  3
, ,  ( 2),

,  ( 2). 

, .  2-  (2 ),  1  3  (EtMgBr 
).  (94,4 , 1,43 , ,

: Org. Syn. Col. Vol. V, 414-418)  (250 , 1,43 ),  0°
, . 

 (~1 )  (~4 ).  ~15 . 
), , 

,  (1,5 ). 
 1,5

. (  100% , . . 0,67).
2  (500 )  1 l

(200 , 2  Mg).  ~50 l 
.  ~1 . 

 (NaCl) (300 ) , 
 ( 4). (4x ~250 ).

 NaHCO3 (250 ), ,
 Na2SO4  (~200 ).  78-83°  @15

(131 , 64%). ( .419 Fieser and Fieser, Vol.1, Reagents for Organyc
Synthesis, Wiley, NY., NY.; 1967).

) 1,2,3,4- -1,4- -2,3-
 OsO4  VahRheenen, V.; Cha,

D.Y.; Hartley, W.M. Org. Syn. 1988, 6, 342.)
 2  3 ,  N2 ,

 1,4- -1,4-  (79,5 , 560 ),  (800 ) 2
(100 )  N-  N-  (67,5 , 576 ).  (OsO4) (15
15 %  t-BuOH, 1,48 , 0,26 %) .  60 

 (60,9 ). 
: , 

 (27,4 ,  88,3 , 89%). (  50% EtOAc, , . . ~0,5). . . 176-177,5° .
) 10- -10-  [6.31.02,7 -2(7),3,5-  (  Abdel-Magid, A.F.; Carson,

.G.; Harris, B.D.; Maryanoff, C.A.; Shah, R.D. J. Org. Chem. 1996, 61, 3849;  Mazzocchi, P.H.; Stahly, B.C. J.
Med. Chem. 1979,22,455.)

1,2,3,4- -1,4- -2,3-  (40 , 227,3 ) 2  (1050 )  1,2-
 (DCE) (420 )  2  (~10° ).

 (NaIO4) (51 , 239 )  (EtBnNCI)
(50 ).  1  ( ), 

 DCE (200 ). 2  (4 200
, . 

 (25,5 , 238,6 )  2 , 
 NaHB (OAc)3/DCE ( )  10 .

 0°
) NaHB(OAc)3 (154 , 0,727 )  DCE (800 ). 

 10 . 
 30-60 .
 (N 2 3) (300 ), 

,  1  (  9). 
2 I2 (2x300 ).  NaCl (200 ), 

, .  Et 
 (3x4  (1 =25,4x10-3 )  15%

 ( tO ),  +  1%  37%  ( 4 ) 
.  (48,5 , 194,8 ,

85,7%). (  10% tO , , . . 0,75).
1  (400 , CDC 3)  7,16 ( , 7 ), 6,89 ( , 2 ), 3,48 ( , 2 ), 3,08 ( , 2 ), 2,80 ( , J=9,5 , 2 ), 2,42

, J=9,5 , 2 ), 2,27 ( , 1 ), 1,67 ( , J=10,0 , 1 ).  MS m/  250,3 [( +1)+]
10-  [6.3.1.02,7 . -2 (7),3,5-  (  Mazzocchi, P. H.;

Stahly, . . J.  Chem. 1979,22,455.)
10- -10- [6.3.1.02,7 . -2 (7),3,5-
(70,65 , 284 ) tO  (250 )  3N I tO  (1,03 .), 

 ( ). tO . 
 (250 ) .  Pd(OH)2 (7 p 20% ) 

 50-40psi ( . , 1psi=6,89x103 2) 2,  24 
.  "

.  ( ) (3 ), ,
 (Et2O) . 

 (48,95 , 251 , 88%). (  10%



MeOH/CH2Cl2(NH3), . . 0,2). 1  (400 , CDC 3)  7,18 ( , 4 ), 2,97 ( , 4 ), 2,68 ( , J=12,5 ,
),2,41 ( , 1 ), 1,95 ( , J=11,0 , 1 ). APCI MS m/e 160,2[(M+I)+].

 2
4- -10- [6. 3.1.02,7 ] -2(7),3,5-

) 6- -1,4- -1,4-
(Eisch, J. J, Burlinson, N. E. J. Amer. Chem. Soc. 1976, 98, 753-761. Paquette, L. .; Cottrell., D. M; Snow, R.

A. J. Amer. Chem. Soc. 1977, 99, 3723-3733.)
 (0,66 , 27,2 )  (10 )  3 -

, , 
N2, ,  N2. 

, .  2,5-  (0,1 ),  3  EtMgBr  (0,1 ).
 (1,71 , 25,9 )  2,5-

 (5,0 , 25,9 ).  (~0,2 ) 
 (~4 ).  ~15 .  ( ) 

. 
 1 .

2  (20 ) 
l (20 ) .  NaCl (30 ) 

 (4x25 ). 
NaHCO3 (25 ),  (Na2SO4), , ,

.  (780 , 19%).
, . . 0,38). 1  (400 , CDC 3)  7,10 ( , 1 ), 6,97 ( , J=8,0 , 1 ), 6,80 ( . , 1 ),

6,78 ( . , 1 ), 6,59 ( , 1 ), 3,87 ( . , 2 ), 2,32 ( , J=7,0 , 1 ), 2,25 ( , J=7,0 , 1 ).
B) 6- -1,2,3,4- -1,4- -2,3-
6- -1,4- -1,4-  (680 , 4,22 )  N-  N-  (599 ,

4,43 )  (50 ) 2  (5 ).  OsO4 (0,2  2,5 %
 t-BuOH, 0,02 ). 

,  (524 , 64%).
1  (400 , CDC 3)  7,10 ( , J=8,0, 5,0 , 1 ), 6,90 ( , J=8,0, 2,3 , 1 ), 6,75 ( , J=8,0, 8,0,

2,3 , 1 ), 3,79 ( , 2 ), 3,18 ( , J=1,5 , 2 ), 2,22 ( , J=10,0 , 1 ), 1,92 ( , J=10,0,1,5 , 1 ). GCMS m/e
194 ( +).

C) 10- -4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
6- -1,2,3,4- -1,4- -2,3-  (524 , 2,68 )  Et3NBnCl (10 ) 

 (15 ) 2  (45 )  (0,603 , 2,82 ).
 1,5 .  DCE (2x20 ). 

2  (4x20 ) , 
 NaCl (20 ). 

 (0,308 , 2,82 ),  2 ., 
.  ~10 

 NaHB(OAc)3 (1,82 , 8,58 )  DCE (50 ). 
 2 .  Na2CO3 (100 ), 
 1 , 2 l2 (3x30 ).

 NaCl (50 ), 
.  (520 , 80%). (  2%

2 2, . . 0,40).
1  (400 , CDC 3)  7,18 ( , 1H), 6,88 ( , 2 ), 3,48 ( , 2 ), 3,06 ( , 2 ), 2,78 ( , 2 ), 2,41 ( , 2 ),

2,27 ( , 1 ), 1,69 ( , J=10,5 , 1 ).
D) 4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
10- -4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (390 , 1,461 ),

 (3,04 , 48,2 )  10% Pd(OH)2/C (30 )  (50 ) 
 N2  1,5 .  (1,0 ) 

 0,5 . 
, . . 

 Na2CO3 (30 ),  ( 2 l2) (3x25 ). 
 NaCl (50 ), 

.  2 l , (5 ) , 
 Et2O.  18 

 (86 , 28%). (  5% 2 2(N 3), . . 0,27). ( )
1  (400 , CDC 3)  7,06 ( , 1H), 6,83 ( , 2 ), 2,89 ( , 4 ), 2,61 ( , J=12,0 , 2 ), 2,37 ( , 1 ),

1,87 ( , J=11,5 , 1H). 1 MS-m/e 178,2 [( +1)+]/ ( ) . 260-262° .
 3

4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
, , ,  1  2,
 2- -5-  ( )

1  (400 , CDC 3)  7,04 ( , J=7,5 , 1 ), 6,99 ( , 1 ), 6,98 ( , J=7,5 , 1 ), 2,98-2,90 ( , 4 ), 2,63
, 2 ), 2,35 ( , 1 ), 2,32 ( , 3 ), 1,87 ( , J=11,5 , 1 ). APCI MS m/e 174,2 [( )4)],  ( )  .  254-

255° . .  C12H12F3N.HCl. 1/3 2 : , 53,44; , 5,11; N, 5,19. , 53,73; , 4,82;
N, 5,15.

 4
4- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (  Granewald, G. L;

Paradkar, V. .; Pazhenchevsky, .; Pleiss, . .; Sail, D. J.; Seibel, W. L.; Reitz, T. J. J. Org. Chem. 1983, 48,



2321-2327. Grunewald, G L.; Markovich, K. M.; Sail, D. J. J. Med. Chem. 1987, 30,2191-2208.)
, , ,  1  2,
 2- -5- .

1  (400 , CD3CD,)  7,71 ( , 1 ), 7,64 ( , J=8,0 , 1 ), 7,57 ( , J=8,0 , 1 ), 3,46 ( , 4 ), 3,21 ( ,
J=12,5 , 2 ), 2,41 ( , 1 ), 2,16 ( , J=11,5 , 1 ). APCI MS m/e 228,2 [( +1)+]. ( ) . 244-246° .

.  C12H12F3N.HC1.1/3 2 : , 53,44; , 5,11; N, 5,19. , 53,77; , 4,82; N, 5,18.
 5

3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (Grunewald, G. L.;
Markovich, . .; Sail, D. J. J. Med. Chem. 1987, 30, 2191-2208.)

, , ,  1  2,
 2- -6- .

1  (400 , CD3CD)  7,65 ( , 2 ), 7,52 ( , 1 ), 3,65 ( . , 1 ), 3,49-3,43 ( , 3 ), 3,20 ( , 2 ), 2,42
, 1 ), 2,18 ( , J=11,5 , 1 ) . APCI MS m/e 228,2 [( +1)+]. ( ) . 275-277 ° .

 6
3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
A) 2,6-  (Roe, . .; Birton, R. .; Willey, G. L.; Baines,  W.; Rasmussen, A. C. J. Med.

Chem. 1968, 11, 814-819. Tamborski, C.; Soloski, E. J. Org. Chem. 1966, 31, 746-749. Grunewald, G. L.;
Arrington, H. S.; Bartlett, W. J.; Reitz, T. J.; Sail, D. ^J. J. Med. Chem. 1986, 29, 1972-1982.) 1,3-
(57,05 , 0,5 )  (75 )  -78°  (n-BuLi) (200 ,
2,5 , 0,5 )  (500 ) 2.

 -70° .  ~1,2 . 
 1,2 ,  (126,9 , 0,5 ) 

(300 ) ,  -70° . 
, 2  (100 )  10% 

 Na2S2O3 (100 ) . 
(2x250 ).  10%  Na2S2O3 (100 ), 2  (100 ),

 NaCl (100 ),  (Na2SO4), 
 (106,5 ).  ~1-5  -80°  (89,5 , 75%).

1  (400 , CDC 3)  7,30 ( , 1 ), 6,87 ( , 2 ). GCMS m/e 240 ( +).
B) 5- -1,4- -1,4-

 2,6-  (5,0 , 20,8 )  (2,07 , 31,3 ) 
 0° .  (70 , 40-60° )  N2  n-BuLi (8,74 , 2,5

, 21,8 )  10 .  15 
 1 l  (3x50 ). 2

(50 ),  NaCl (50 ),  (MgSO4), .
. (1,5 , 45%). ( , . . 0,55).

1  (400 , CDC 3)  7,08 ( , J=7,0, 1,0, 0,8 , 1 ), 6,96 ( , J=8,5, 8,3, 7,0 , 1 ), 6,86 ( . ,
), 6,72 ( , J=8,5, 8,3, 0,8 , 1 ), 4,25 ( . , 1 ), 3,98 ( . , 1 , 2,36 ( , J=7,2, 1,7, 1,7 , 1 ), 2,30

, J=7,2, 1,7, 1,5 , 1 ). GCMS m/e 160 ( +).
) 3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-

, , ,  2 , , D,
 5- -1,4- -1,4- .

1  (400 , CDC 3)  7,36 ( , J=8,3 7,3, 5,0 , 1 ), 7,21 ( , J=7,3 , 1 ), 7,07 ( , J=8,3 , 1 ),
3,62 ( . , 1 ), 3,42-3,30 ( , 3 ), 3,21 ( , 2 ), 2,38 ( , 1 ), 2,12 ( , J=11,5 , 1 ). APCI MS m/e 178,4
[( +1)+]. . 269-271° .

 7
 4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-

) 1-(10- [6.3.1.02,7] -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-
 10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (12,4 , 63,9 ) 

2 2 (200 ).  ( )  (12,65 , 160 ) 
 (TFAA) (16,8 , 11,3 , 80 ) 

 10 .  ~3  0,5  (200 ) . 
2 2 (3 50 )  0,5  (50 ), 2

(2 50 )  N 3 (50 ). ,
 ~3% tO  2 -  (1 =25,4x10-3 ) 

,  ~3% tO ), 2 2. , 
 (15,35 , 60,2 , 94%). (  30% tO , . . 0,53).

1  (400 , CDC 3)  7,18 ( , 4 ), 4,29 ( . , J=12,6 , 1 ), 3,84 ( . J=12,6 , 1 ), 3,5’ ( ,
J=12,6, 1,5 , 1 ), 3,21 ( . , 1 ), 3,10 ( . , 1 ), 3,10 ( . , J=12,6 , 1 ), 2,37 ( , 1 ), 1,92 ( , J=10,8 ,

). GCMS m/e 255 ( +). . 67-68° .
) 1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (

,  Coon, . L.; Blucher, W. G.; Hill, . . J. Org. Chem. 1973, 25, 4243.)
 (2,4 , 13,7 ) 2 2 (10 ), 

0° ,  (0,58 , 27,4 ), .  10 
 -78°

 5 . 1-(10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (3,5 ,
13,7 ) 2 l2 (15 ).  -78°  30 

 0°  1 .  (100 ). ,
2 l2 (3x30 ). 2  (3x30 ).

 NaHCO3 (20 ) 2  (20 ), 
, 

 (4,2 ).  (3,2 , 78%). (



30% tO , . . 0,23).
1  (400 , CDC 3)  8,12 ( . , J=8,0 , 1 ), 8,08 ( . , 1H), 7,37 ( . , J=8,0 , 1 ), 4,38 ( .

, J=12,6 , 1 ), 3,94 ( . , J=12,6 , 1 ), 3,59 ( . , J=12,6 , 1 ), 3,43-3,35 ( , 2 )5 3,18 ( . ,
J=12,6 , 1 ), 2,48 ( , 1 ), 2,07 ( , J=10,8 , 1 ). GCMS m/e 300 ( +).

) -4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (182 ,

0,61 )  Na2CO3 (160 , 1,21 )  (3 ) 2  (1 )  70°  18
. , , 2 2. 

 (3 20 ) 2 2 (2 20 ).  ~10
 Na2 3 ( ) 2 l2 (3x30 ). 

.  1 l ,
,  MeOH/Et2O 

 (73 , 50%). (  5% 2 l2 (NH3) . . 0,38).
1H  (400 , -d6)  8,21 ( , 1 ), 8,18 ( , J=8,0, 2,0 , 1 ), 7,59 ( , J=8,0 , 1 ), 3,43 ( . ,

), 3,28 ( , 2 ), 3,07 ( , J=13,0, 13,0 , 2 ), 2,24 ( , 1 ), 2,08 ( , J=11,5 , 1 ). APCI MS m/e 205,1
[( +1)+] . 265-270° .

 8
 4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-

4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (500 , 2,08 )  1,4-
(40 )  (15 ).  (1,8 ,
8,31 ).  18 2  (50 ), 

2 2 (4 30 ),  (500 , 91%).
 (500 , 1,64 )  (30 ),  10% Pd/C (~50 ) 

2 (45psi) ( . , 1psi=6,89 103 2)  1 .
 (397 , 88%).

 (50 , 0,18 )  3 tO  (3 )  2 , 
 (25 , 56%).

1H  (400 , -d6)  7,38-7,10 (3 ), 3,60 ( . , 2 ), 3,25 ( , 2 ), 2,98 ( , 2 ), 2,18 ( , 1H), 1,98
, J=11,5 , 1 ).  MS m/e 175,1 [( +1)+]) . 189-192° .

 9
 N1-[10- [6.3.1.02,7]3 -2(7),3,5- -4-

A) 1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-
 1-(4- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-

(2,0 , 6,66 ) 2 (40psi) ( . , 1psi=6,89x103 2)  10% Pd/C (200 )
 1,5 ,  (1,7 ). (  50%

tO , , . . 0,27)
1H  (400 , CDC 3)  6,99 ( , 1 ), 6,64 ( . , 1 ), 6,57 ( , 1 ), 4,25 ( , 1 ), 3,82 ( , 1 ), 3,50 ( ,

), 3,17-3,07 ( , 3 ), 2,35 ( , 1 ), 1,90 ( , J=10,8 , 1 ). GCMS m/e 270 ( +).
B) N-(10- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- )-
1-(4- -10- [6,3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (850 ,

3,14 ) 2 2 (5 )  (0,53 , 3,76 ) 
 (0,23 , 3,2 ),  .  18 .  NaHCO3

,  (850 , 87%). (50% tO , ,
. . 0,28).

) N’-[10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- ]-
N-[ -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-  (100 , 0,32 )

 Na2CO3 (70 , 0,64 )  (10 ) 2  (2 )  70°  18 . 
, tO .  1

I (3x20 )  EtOAc (2x20 ).  ~10 Na2 3 ( )
tO  (3x20 ).  (  (Na2SO4)) 

.  3 l tO  (3 ), 
/Et2  (40 , 50%).

1H  (400 , -d6)  9,98 ( , 1 ), 9,02 ( . , ), 7,65 ( , 1 ), 7,55 ( . , ), 7,38 ( ,
J=8,0 , 1 ), 7,20 ( , J=8,0 , 1 ), 3,33 ( , 4 ), 2,96 ( , 2 ), 2,13 ( , 1 ), 2,00 (c, 3 ), 1,96 ( , J=10,5 , 1 ).
APCI MS m/  217,2 [( +1)+] . 225-230° .

 10
 6- -5- -7,13- [6.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-

A) N-(10- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- )-
-(10- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-  (850 , 2,72 )

 2,4- (4- )-1,3- -2,4- -2,4-  ( ) (1,1 , 2,72 )
 (10 )  1,5 . 

tO  N 3. 
 (Na2SO4), , 

(410 , 44%). (50% EtOAc/ , . . 0,38).
B)  6- -5- -7,13- [6.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-

, 2,2,2- -N-(10- -10- [6.3.1.02,7 -
2(7),3,5- -4- )- , (360 , 1,05 )  (10 )  1H NaOH (5 ) 

 (K3Fe(CN)6) (1,72 , 5,23 ) 2  (10 ).  60°  1,5
, , tO 2 . 

(20 ) 2  (50 )   Na2 3  10. 
(436 , 2,0 )  18 . , 

2 2 l2.  (  30% EtOAc/ , . .



0,41)  (100 ).
 3  HCl/EtOAc (3 ) 

 ~15 ., , 
2 l2 (2 ). ,  Et2O  

.  (40 , 14%).
1H  (400 , -d6)  9,46 ( , ), 7,65 ( , 1 ), 7,82 ( , 1 ), 7,65 ( . , ), 3,36 ( , 2 ), 3,24

, 2 ), 3,02 ( , 2 ), 2,76 ( , 3 ), 2,23 ( , 1 ), 2,06 ( , J=10,8 , 1 ). APCI MS m/e 231,1 [( +1)+]. . 183-
184° .

 11
4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-

) 1-(4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-
,  Coon, . L; Blucher, W. G.; Hill, . . J. Org. Chem. 1973, 25, 4243. 

: Tanida, .; Ishitobi, .; Irie, .;
Tsushima, . J. Am. Chem. Soc. 1969, 91, 4512).

 (79,8 , 902,1 ) 2 2 (550 ), 
 0° ,  (19,1 , 450,9 ), 

.  10 .  10  1-(10- -
[6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (50 , 196 ) 2 I2 (300 ).

 0°  2,5 
 24 . 2  (500 )  (400 ).

2 I2 (3x300 ). 
2  (3x300 ). 2 l2 (2x100 ). 

 NaHCO3 (200 ) 2  (200 ) 
.  EtOAc/

,  (52 , 151 , 77%). , 
 4,0  56,0  (82,8%). (  50% EtOAc/ , . . 0,29)

1H  (400 , CDC 3)  7,77 ( , 1 ), 7,75 ( , 1 ), 4,39 ( . , J=13,0 , 1 ), 3,98 ( . , J=13,0 , 1 ),
3,65 ( , J=13,0 , 1 ), 3,49 ( . , 1 ), 3,44 ( . , 1 ), 3,24 ( . , J=12,6 , 1 ), 2,53 ( , 1 ), 2,14 ( ,
J=11,5 , 1 ). GCMS  345 ( +).

) 4, 5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
1-(4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (3,7 ,

10,7 )  Na2CO3 (2,3 , 21,4 )  (50 ) 2  (20 ) 
 18 . , , 

2 2 I2 (3x50 ), . 
 (1,9 , 71%). (  5% 2 l2

3), . . 0,36)
1H  (400 , CDC 3)  7,69 ( , 2 ), 3,17 ( . , 2 ), 3,11 ( , J=12,6 , 2 ), 2,53 ( , 1 ), 2,07 ( ,

J=11,0 , 1 ). GCMS  249 ( +).
 12

 6- -7- -5,7,13-  [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
)  4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-

4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- , (1,9 , 7,6 )  1,4-
(75 )  Na2CO3 (10 ). 
(3,31 , 15,2 ).  6 2  (50 ) 

tO  (4 25 ),  (Na2SO4), , 
 (1,9 , 71%). (  30% tO  (NH3), . . 0,58).

1H  (400 , CDC 3)  7,77 ( . , 1 ), 7,72 ( . , 1 ), 4,08 ( , 1 ), 3,92 ( , 1 ), 3,39 ( . , 1 ),
3,27 ( . , 1 ), 3,25 ( , 1 ), 3,18 ( , 1 ), 2,46 ( , 1 ), 2,02 ( , J=11,0 , 1 ).

B)  4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-

 4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-
(1,9 , 5,44 ) 2 (40psi) ( . , 1psi=6,89 103 2)

 10% Pd/C (100 )  1,5 , 
 (1,57 , 100%). (  5% 2 2 (NH3), . . 0,14).

C)  6- -5,1,13- [9.3.1.0.2,10.04,8 -2(10),3,5,8- -
13-  ( ; Segelstein, . .; Chenard, . L.; Macor, J. .; Post, R. J., Tetrahedron
Lett. 1993, 34, 1897.)

 4,5- -10- [6.3.1.02,7]- -2(7),3,5- -10-
(700 , 2,42 ) tO  (10 )  (1 . ) (1 )  1-

 (329 , 2,42 ).
 60°  18 . ,

, 2  Na2CO3 tO  (3 50 ),
 (Na2 4). 

 (247 , 36%). (  5% 2 2 (NH3) . . 0,28).
D)  6- -7- -5,7,13-  [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-

-13-  ( : Pilarski, . Liebigs Ann. Chem. 1983, 1078.)
 6- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8- -13-

 (80 , 0,267 )  50%  NaOH (3 )  (1 )
 1-  (0,03 , 0,321 ).  40°  (3 ), 

(Na2SO4),  (90 , 0,253 ). (  5% 2 2 (NH3), .
. 0,15).



E)  6- -7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
 6- -7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-

-13-  (90 , 0,253 )  3 tO  (5 )  100°
 1,2 . , , tO

 (25 , 34%).
1H  (400 , -d6)  9,56 ( , ), 7,91 ( , 1 ), 7,83 ( . , NH), 7,74 ( , 1 ), 4,38 ( , 2 ), 3,48

, 2 ), 3,32 ( , 2 ), 3,10 ( , 2 ), 2,87 ( , 3 ), 2,28 ( , 1 ), 2,15 ( , J=11,0 , 1 ) 1,85 ( , 2 ), 0,97 ( , 3 ).
. 147-150° .

 13
 5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-

)  5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8- -13-
 ( : Segelstein, . .; Chenard, . L.; Macor, J. E.; Post, R. J. Tetrahedron Lett.

1993, 34, 1897.)
 4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-

(1,0 , 3,45 ) tO  (10 )  (1 )  (421 ,
3,45 ).  60°  18 . ,

, 2  Na2CO3 tO  (3 50 ),
 (Na2SO4). 

 (580 , 56%). (  5% 2 2 (NH3), . . 0,28)
)  5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-

 5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8- -13-
, , , 

 12 .
1H   (400 ,  D2O)  8,95 ( , 1 ), 7,67 ( , 2 ), 3,45 ( . , 2 ), 3,31 ( , J=12,5 , 2 ), 3,13 ( ,

J=12,5 , 2 ), 2,30 ( , 1 ), 1,99 ( , J=11,5 , 1 ). APCI MS m/e 200,1 [( +1)+] .>250° .
 14

 7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
,  12D,  5,7,13-

[9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8- -13- , 
, ,  12 .

1H  (400 , D2O)  8,97 ( , 1 ), 7,71 ( , 1 ), 7,67 ( , 1 ), 3,94 ( , 3 ), 3,48 ( , 2 ), 3,33 ( , J=12,2 ,
), 3,14 ( , J=12,2 , 2. ), 2,34 ( , 1 ), 2,03 ( , J=11,5 , 1 ). APCI MS m/e 214,2 [(M+1)+].

 15
 6- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-

 6- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8- -13-
, , , 

 12 .
1H  (400 , -d6)  9,40 ( . , H), 7,77 ( . , ), 7,70 ( , 1 ), 3,44 ( , 2 ), 3,30 ( , 2 ),

3,05 ( . , J=11,0 , 2 ), 2,79 ( , 3 ), 2,23 ( , 1 ), 2,10 ( , J=10,8 , 1 ). GCMS m/e 213,5 (M+).
 16

 5,7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
,  12D,  6- -5,7,13-

[9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8- -13- , 
, ,  12 .

1H  (400 , -d6)  9,52 ( , ), 7,84 ( , 1 ), 7,82 ( . , ), 7,72 ( , 1 ), 3,90 ( , 3 ), 3,45 ( ,
), 3,28 ( , 2 ), 3,04 ( , 2 ), 2,82 ( , 3 ), 2,23 ( , 1 ), 2,12 ( , J=11,0 , 1 ). APCI MS in/e 228,2 [( +1)+].

T. . 225-230° .
 17

 7- -5,7, 3-  [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
,  12D,  5,7,13-

[9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8- -13-
, , , 

 12 .
1H  (400 , -d6)  9,52 ( ,  1 ), 9,45 ( .  ,  NH), 7,97 ( ,  1 ), 7,85 ( ,  1 ), 7,83 ( .  ,  NH),

4,43 ( , 2 ), 3,49 ( , 2 ), 3,33 ( , 2 ), 3,08 ( , 2 ), 2,28 ( , 1 ), 2,15 ( , J=11,0 , 1 ), 1,92 ( , 2 ), 0,93 ( ,
). APCI MS m/e 242,2 [( +1)+]. . 170-171°  ( .).

 18
 7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-

A)  4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-
 ( ; Senskey, M. D.; Bradshaw, J. D.; Tessier,  A ; Youngs, W. J. Tetrahedron

Lett. 1995, 36, 6217.)
 4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-

(500 , 1,43 )  1-  (1,42 , 14,3 )  (5 )  4 .
tO  (50 ) 2  (3x30 )  (Na2SO4),  

. 
,  30% tO  (510 , 1,41 , 99%).

B)  4- -5- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-

 4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-
 (460 , 1,27 )  (850 , 12,7 )  10%

Pd(OH)2/C (50 )  (20 )  1 , 
. 2 l2



(3x30 )  (440 , 100%).
C)  7-  5,7,13- -[9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8- -

13-
 4- -5- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-

 (440 , 1,27 ) tO  (20 )  (2 ) 
 (186 , 1,52 ).  60°  18

. , , 2
Na2CO3  EtOAc (3x50 )  (Na2SO4). 

. (400 , 89%). ( 5% 2 l2 (NH3), . .
0,70).

D)  7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
 7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8- -13-

, , , 
 12 .

1H  (400 , -d6)  9,93 ( . , ), 9,68 ( , 1 ), 7,99 ( , 1 ), 7,92 ( . , ), 7,87 ( , 1 ),
4,50 ( , 2 ), 3,49 ( , 2 ), 3,30 ( , 2 ), 3,08 ( , 2 ), 2,26 ( , 1 ), 2,15 ( , J=11,0 , 1 ), 1,88 ( , 2 ), 1,32 ( ,

), 0,82 ( , J=7,0 , 3 ). APCI MS m/e 256,2 [( +1)+]. . 204-208° .
 19

-7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
 4,5- -10- [6.3,1.02,7 -2(7),3,5- -10-

, , , 
18A-D.

1H  (400 , CDC 3)  7,74 ( , 1 ), 7,52 ( , 1 ), 7,14 ( , 1 ), 3,90 ( , J=7,5, 2,0 , 2 ), 3,04-2,97 ( ,
), 2,70 ( , J=12,8, 2,3 , 2 ), 2,42 ( , 1 ), 2,19 ( , 1 ), 1,98 ( , J=10,5 , 1 ), 0,93 ( , 6 ). APCI MS m/e

256,2 [( +1)+] . 147-150°  ( .).
 20

-6- -7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8]- -2(10),3,5,8-
A)  6- -7- -5,7,13-  [9.3.1.02,10.04,8 -

2(10),3,5,8- -13-
 4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-

 (250 , 0,74 )  19 tO  (10 )  (2 ) 
1-  (118 , 0,87 ).  18  (18 .) 

. (  3% 2 I2 (NH3), Rf 0,57).
B)  6- -7- -5,7,13- [9.3.1.02,10,04,8 -2(10),3,5,8-

 6- -7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
-13- , , ,

 12 . APCI MS m/e 270,3 [( +1)+] . 129-130°  ( .)
 21

 7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
,  18 ,  4,5- -10-

[6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-  4-
-5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-  75°

 4 . , ,
,  18B,C,D.

1H  (400 , -d6)  9,08 (1 ), 7,78-7,57 ( , 7 ), 3,47-3,00 ( , 6 ), 2,23 ( , 1 ), 2,09 ( ,
J=11,5 , 1 ).  MS m/e 276,2 [(M+1)+]. . 210-213°C.

 22
 6- -7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-

,  21  20,  4,5- -10- -
[6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- ,

.
1H  (400 , -d6)  7,79 ( , 1 ), 7,73-7,56 ( , 5 ), 7,32 ( , 1 ), 3,46-2,99 ( , 6 ), 2,66 ( , 3 ),

2,23 ( , 1 ), 2,08 ( , J=11,0 , 1 ).  MS m/e 290,2 [( +1)+]. . >250° .
 23

 7- -5,7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,5,8-
,  18A-D,  4,5- -10-

[6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- , 
.  t-Boc GCMS m/e 369 ( +) ( I) . >250° .
 24

 6- -7- -5,7,13-  [9.3.1.0.2,10.04,8 -2(10),3,5,8-

,  21  20,  4,5- -10- -
[6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- ,

.
1H  (400 , -d6)  7,31 ( , 1 ), 7,27 ( , 1 ), 7,02 ( . , ), 4,41 ( , J=13,0 , 2 ), 3,90 ( ,

), 3,47-3,26 ( , 6 ), 2,20 ( , 1 ), 2,00 ( , J=11,5 , 1 ), 0,90 ( , 9 ).
 t-Boc, APCI MS m/e 384,2 [( +1)+]. . >250° .

 25
 6,7- -5,8,14-  [10.3.1.02,11.02,7 -2(11),3,5,1,9-

; Jones, R. G.; Mclaughlin. . . Org. Syn. 1963, 4, 824. b) Ehriich, J., Bobert, M.
T. J. Org. Chem. 1947, 522).



 4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-
(100 , 0,35 )  80° 2  (5 ). -2,3-  (0,034 , 0,38 ) 
N2  2 . tO
(3 40 ). 2  (2 30 ),  (Na2SO4), ,

 (120 , 100%). 
 (5 )  30 ., 

.  MeOH/Et2O  (50 , 43%). ( tO , . .
0,14).

1H  (400 , -d6)  7,85 ( , 2 ), 3,50 ( . , 2 ), 3,32 ( , J=12,5 , 2 ), 3,10 ( , J=12,5 , 2 ),
2,64 ( , 6 ), 2,24 ( , 1 ), 2,13 ( , J=11,0 , 1 ).  t-Boc,  MS m/e 340,3 [( +1)+].

 26
 5,8,14- [10.3.1.02,11.04,9 -2(11),3,5,7,9-

A) 1-(4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-
1-(4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (3,0 ,

8,70 )  (30 ) 2 (45psi) ( . , 1psi=6,89x103 2) 
 10% Pd(OH)2 (300  20% %, , 10% ).  2,5 . 

 (30 ). , 
 (2,42 , 96%). (  10% 2 l2, . . 0,56).  MS m/e 286,2 [( +1) ]. .

129-131° .
B) 1-(5,8,14- [10.3.1.02,11.04,9 -2(11),3,5,7,9- )-2,2,2-
1-(4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (500 ,

1,75 )  (2 ). 2  (2 ) 
 (931 , 3,50 )  55°  2,5 . 

 EtOAc (3x40 ). 
2  (2x30 ),  (Na2SO4), , 

 (329 , 60%). (  25% EtOAc/ , Rf 0,40). . 164-166° .
C)  5,8,14- [10.3.1.02,11.04,9 -2(11),3,5,7,9-

 1-(5,8,14- [10.3.1.02,11.04,9 -2(11),3,5,7,9- )-2,2,2-
 (320 , 1,04 )  (2,0 )  Na2CO3 (221 , 2,08 ) 2  (2,0 ).

 70°  2 , , 2  (20 ) 
2 l2 (3x10 ). 

 (183 , 83%),  ( . 138-140° ) . 
 (10 ),  3  HCl/EtOAc (3 ),  (2x20 )

,  MeOH/Et2O 
 (208 , 97%). (  5% 2 l2 (NH3), Rf 0,26)

1  (400 , CD3OD)  8,94 ( , 2 ), 8,12 ( , 2 ), 3,70 ( , 2 ), 3,54 ( , J=12,5 , 2 ), 3,35 ( ,
J=12,5 , 2 ), 2,49 ( , 1 ), 2,08 ( , J=11,0 , 1H). GCMS m/e 211 ( +). . 225-230° .

 27
 14- -5,8,14- [10.3.1.02,11.00,49 -2(11),3,5,7,9-

5,8,14- [10.3.1.02,11.04,9 -2(11),3,5,7,9-  (207 , 0,98 ) 
37%  (1 )  (1 ),  80°  1

. ,  (NaOH, p ~11)  EtOAc. 
 (Na2SO4), 

.   (2 )  3  EtOAc (2 ). 
 MeOH/Et2O . (70 ,

27%). (2% MeOH/CH2Cl2 (NH3), Rf 0,47).
1  (400 , CDC 3)  8,71 ( , 2 ), 7,80 ( , 2 ), 3,37 ( . , 2 ), 3,03 ( , 2 ), 2,47 ( , 2 ), 2,32 ( ,

), 2,18 ( . , 3 ), 1,84 ( , J=11,0 , 1 ) APCI MS m/e 226,2 [( +1)+]. . >250° .
 28

 5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-
A) 252,2- -1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3, 5- -10- )-
1-(4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (900 ,

2,61 )  ( ) (2,6 , 26,1 )  (10 ) 
 100°  16 . 2  (50 ),  80%

EtOAc/  (6 25 ). 2  (3 20 ),  (Na2SO4), 
,  (575 , 70%). (  50% 35

EtOAc/  (NH3), . . 0,56).
B) 2,2,2- -1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-
2,2,2- -1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-

(575 , 1,82 ) 2  (45psi)  ( .  ,
1psi=6,89 103 2)  10% Pd/C (80 ) , 1,5 , 

 (450 , 86%). (  5% 2 2 (NH3), . . 0,6).
1  (400 , CD3OD)  6,67-6,59 ( , 2 ), 4,12 ( , 1 ), 3,73 ( , 1 ), 3,73 ( , 1 ), 3,51 ( , 1 ), 3,07 ( ,

), 2,24 ( , 1 ), 1,94 ( , J=10,5 , 1 ). GCMS m/e 286 ( +).
C) 2,2,2- -1-(5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8- )-

(Goldstein, S. W.; Dambek, P. J. J. Het. Chern. 1990, 27, 335.)
2,2,2- -1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-

(150 , 0,524 ),  (0,19 , 1,73 ), 
 (PPTS, 18 , 0,07 )  (10 )  135°

 18 . , 2  EtOAc.  (Na2SO4),
,  (110 , 71%). (  20%

EtOAc/ , Rf 0,40).



D)  5- -7,13-  [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-
2,2,2- -1-(5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8- )-

(110 , 0,37 )  (5 )  Na2CO3 (78 , 0,74 ) 2  (2 ). ,
 80°  2 , , 2

 EtOAc (3x40 ).  1 l (2x40 ), 
EtOAc,  Na2CO3  ~10.  EtOAc
(3x40 ),  (Na2SO4), . (
5% 2 l2 (NH3), . . 0,19).

 3 l  EtOAc (4 ) , 
2 l2 .  18  (55 ,

63%).
1  (400 , CD3OD)  8,47 ( , 1H), 7,70 ( , 1 ), 7,65 ( , 1 ), 3,41, ( , 2 ), 3,30 ( , 2 ), 3,10 ( ,

J=12,5 , 2 ), 2,47 ( , 1 ), 2,15 ( , J=11,0 , 1 ). APCI MS m/e 201,03 [( +1)+].
 29

 6- -5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-
A) 2,2,2- -1-(6-  5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8- )-

2,2,2- -1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-
(150 , 0,524 ),  (0,34 , 1,83 ), 
(PPTS, 20 , 0,08 )  (10 )  135°  18

. ,  28 ,  (90 ,
55%).

B)  6- -5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-
2,2,2- -1-(6-  5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8- )-

 (90 , 0,30 )  (5 )  Na2CO3 (61 , 0,58 ) 2  (2 ).
,  80°  2 , ,

2  EtOAc (3 40 ).  (Na2SO4), 
. (  10% 2 2, (NH3) . . 0,18).

1  ( ) (400 , CDC 3)  7,40 ( , 1 ), 7,26 ( , 1 ), 3,05-2,98 ( , 4 ), 2,72 ( , J=12,8 ,
), 2,59 ( , 3 ), 2,46 ( , 1 ), 1,98 ( , J=10,5 , 1 ).

 3 1  EtOAc (4 ) , 
2 2 .  18  (10 ,

13%).  MS m/e 215,2 [( +1)+). . >250° .
 30

 2- -(5- -10-  [6.3.1.02,7]- -2(7),3,5- -4- )-
2,2,2- -1-(4- --5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-

(150 , 0,524 ), 2-  (0,07 , 0,576 ), 
 (PPTS, 20 , 0,08 ),  (0,046 , 0,576 )  (5 ) 

 135°  18 .  24  PPTS (50 ) 
 135°  24 . , 

(145 , 0,375 ),  Na2CO3 ( ) (80 , 0,75 )  (5 ) 2  (2 ) 
.  3 ,

2 2 (4 40 ), , 
 (5% 2 2 ( 3)).  3

EtOAc  ,   Et2O  
.  4  (85 , 68%).

1  (400 , CD3OD)  7,99 ( , 2 ), 7,59 ( , 1 ), 7,36-7,23 ( , 2 ), 6,82 ( , 1 ), 2,99 ( , 4 ), 2,78 ( ,
), 2,35 ( , 1 ), 1,96 ( , J=10,5 , 1 ).  MS m/e 313,1 [( +1)+]. . 125-130°  ( .).

 31
 4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-

A) 1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-
(1) (CuCl) : CuSO4 (4,3 )  NaCl (1,2 ) 2  (14 ),
 (N HS 3) (1 )  (NaOH) (690 ) 2  (7 ) 

 5 . , , 
.

1-(4- -10- [6.3.1.02.7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (460 ,
1,7 ) 2  (2 ) I (1 ),  0°

 (NaNO2) (275 ) 2  (1 ). 
 CuCl (202 , , 2,04 ) I (2 )

 10  ( ).
 60°  15 ., 

 EtOAc (4x30 ).  Na2SO4, ,
,  50%

EtOAc/  (470 , 95%).
B)  4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (470 ,

1,62 )  Na2CO3 (344 , 3,24 )  (30 ) 2  (10 ) 
.  2 , 

EtOAc (4x40 ),  (Na2SO4), . 
 3 l  EtOAc , 2 2,

.  4 
 (155 , 42%).



1  ( ) (400 , CDC 3)  7,15 ( , 2 ), 7,09 ( , J=8,0 , 1 ), 3,00-2,94 ( , 4 ), 2,68 ( ,
), 2,38 ( , 1 ), 1,92 ( , J=10,5 , 1 ).

1  ( ) (400 , -d6)  7,30-7,20 ( , 3 ), 3,30-3,15 ( , 6 ), 2,37 ( , 1 ), 1,89 ( , J=11,0
, 1 ) APCI MS m/e 194,1 [( +1)+].

 32
 10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-

A) 1-(4- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-
1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (500 ,

1,85 ) 2  (5 )  H2SO4 (0,5 ),  0°
 (NaNO2) (140 , 2,04 ) 2  (2 ). 

(460 , 2,78 )  1  H2SO4 (0,5 )  10  ( -
).  18 .

 HaHSO3  (  2,5),  EtOAc (4 30 ).  (Na2SO4)
, 

. (260 , 37%). (  30% EtOAc/ , . . 0,70). (  5,4 ,
,  5 , 67%).

B)  4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-
1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (5 , 13,1 ) 

37%  NH4OH (50 )  (250 )  2 , 
 (2 50 ). 

1,4-  (75 )  Na2CO3 (15 ). -
 (5,71 , 26,2 ).  18 

2  (50 ) 2 2 (4 30 ),  (Na2SO4), , 
 (  20% EtOAc/ )  (4,9 ,

98%).
C)  4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-

, : House, . .; Fischer, W. F. J. Org. Chem. 1969, 3626.)
CuCN (108 , 1,21 )  NaCN (59 , 1,21 )  (6 ) 

150°  N2.  20 .  4- -10- -
[6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-  (232 , 0,6 )  (3,5 ) 

 18  150° .  50% 
 NaCl  50% EtOAc/  (3 30 ).  (Na2SO4), 

 (86 , 50%). (  20% EtOAc/ , . . 0,28).
D)  10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-

 4- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-
 3  EtOAc (6 )  2 , 

, ,  Et2O  18
. . (49 , 73%).

1  (400 , -d6)  9,66 ( . , ), 7,86 ( . 5 ), 7,74-7,70 ( , 2 ), 7,49 ( , J=7,5 , 1 ),
3,33-2,97 ( , 6 ), 2,17 ( , 1 ), 2,01 ( , J=11,0 , 1 ). GCMS m/e 184 ( +). . 268-273° .

 33
 3-(10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- )-5- -1,2,4-

 4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-
(300 , 1,1 )  EtOH (10 ).  (382 ,
5,5 )  NaOH (242 , 6,05 ), .  45

, 2  EtOAc.  
(Na2SO4)  (110 , 0,35 ). 

 (1 )  (0,03 , 0,415 )  100°
 18 . , 2  EtOAc. 

 NaCl  (Na2SO4) .
 (50 , 0,15 ). (25% EtO , . . 0,18). 

 2  (10 ),  70°  1 , ,
 MeOH/Et2O  (15 ).  MS m/e 242,2

[( +1)+].
 34

 1-(10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- )-1-
) 1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-

1-(10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (253 , 1,0 ) 
(0,68 , 10 )  DCE (3 )  ( 3) (667 , 50 ).

 30 ., 
NaHCO3.  20 2 2 (3 30 ). 

,  (255 , 86%).
B)  4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-
1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (1,3 ,

4,37 )  37% 4  (10 )  (30 )  3 , 
 (2 50 ). (

: .)  1,4-
(20 )  Na2CO3 (5 ). 
(1,91 , 8,74 ).  2 2  (50 ),

2 2 (4 30 ),  (Na2SO4), , 
 (1,3 , 100%). (  40% EtOAc/ , . . 0,56).

C)  1-(10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- )-1-



 4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-
(190 , 0,63 )  3  EtOAc  70°  1 , 

.  Et2O .  18
 (81 , 54%).

1  (400 , -d6)  9,75 ( . , ), 7.89 ( , 1 ), 7,88 ( , J=8,0 , 1 ), 7,74 ( . , NH), 7,44
,  J=8,0 ,  1 ),  3,33  ( .  ,  2 ),  3,22  ( .  ,  2 ),  3,00  ( .  ,  2 ),  2,54  ( ,  3 ),  2,17  ( ,  1 ),  2,02  ( ,

J=11,0 , 1 ). GCMS m/e 201 ( +). . 198-202° .
 35

 10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-
A)  10- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-

1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (2,5 ,
8,41 )  3-  (m- ) (7,5 , 42 ) 2 2 (20 ) 

 40°  18 . , 
 (Me2S) (3 , 40,8 )  24 . 

 NaHCO3 (100 ),  Et2O (4x40 ). 
 Na2 3 (3x40 ),  (Na2SO4), 

 (1,83 , 69%). (  EtOAc, . . 0,80).
B) 2,2,2- -1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-

 10- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-
 (900 , 2,87 )  (20 )  N 3 (15 )

 48 . ,  H2 2 2 (3x20 ), 
.  (420 , 54%). (  5%

2 2 Rf 0,44).
1  (400 , CDC 3)  7,05 ( , 1 ), 6,70 ( , 1 ), 6,62 ( , 1 ), 4,32 ( , 1 ), 3,84 ( , 1 ), 3,48 ( , 1 ),

3,21 ( . , 1 ), 3,16 ( . , 1 ), 3,09 ( , 1 ), 2,38 ( , 1 ), 1,97 ( , J=11,0 , 1 ).
)  10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-

2,2,2- -1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-  (50 ,
0,184 ) 2  (3,1, 5 ),  Na2CO3 ( ) (40 , 0,369 ) 
65°  2 . , 2 2 2 (3x20 ), 

.  (10% 2 2), 
 3 l  EtOAc (3 ), , , 
 Et2O, .  18  (10 ,

26%).
1  (400 , CDC 3)  7,16 ( , J=8,0 , 1 ), 6,80 ( , J=2,0 , 1 ), 6,72 ( , J=8,0, 2,0 , 1 ), 3,32-

3,28 (4 ), 3,09 ( , J=14,5, 12,0 , 2 ), 2,32 ( , 1 ), 2,03 ( 5 J=11,0 , 1H). APCI MS m/e 176,2 [( +1]+)].
. 308 ( .) ° .

 36
7- -5- -6,13-  [6.3.1.02,704,8]- -2,4(8),6,9-

) 1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-
 10- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-  (800 ,

2,55 ) 3 (1,0 , 7,65 )  170°  2 . 
,  1  (20 ),  EtOAc  (Na2SO4). 

 (190 , 24%) (  EtOAc Rf 0,75).
1  (400 , CDC 3)  12,58 ( , 0,5 ), 12,52 ( , 0,5 ), 7,53 ( , 1 ), 6,86 ( , 1 ), 4,33 ( , 1 ), 3,91 ( ,

), 3,56 ( , 1 ), 3,28 ( . , 1 ), 3,24 ( . , 1 ), 3 14 ( , 1 ), 2,35 ( , 1 ), 1,97 ( . , J=11,2 , 1 ).
B) 2,2,2- -1-[4- -5-(1- ) 10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -

10- )-
1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-

(190 , 0,605 ),  (99 , 1,21 )  NaOAc (118 , 1,21 ) 
(4 )  2  (1 )  65°  18 . , 2

 EtOAc,  (Na2SO4), 
(177 , 93%).

C) 2,2,2- -7- -5- -6,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2,4(8),6,9- -

, 2,2,2- -1-[4- -5-(1- )-10- -
[6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-  (177 , 0,54 ),  DCE (3 ),

 (0,4 , 2,8 )  ( 2 ) (0,3 . 2,8 ), 
 18 . 2  EtOAc. 

(Na2SO4), ,  (3 ) 
 60% NaH  (32 , 1,08 ).  18 , 
 60% NaH  (33 )  2 . 2  (5 )  

 80% EtOAc/  (3 30 ). 2  (3 20 ),  (Na2SO4),
,  (40% EtOAc/  Rf 0,56).

D)  7- -5- -6,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2,4(8),6,9-
,  9 , 2,2,2- -7- -5- -6,13-

[9.3.1.02,10.04,8 -2,4(8),6,9- , . 
 3  EtOAc (3 ), , 2 2, 

, .  18  (18 ,
 13%).

1  (400 , -d6)  7,72 ( , 1 ), 7,63 ( , 1 ), 3,42-2,98 ( , 6 ), 2,50 ( , 3 ), 2,23 ( , 1 ), 2,08
, J=10,5 , 1 ) .  MS m/e 215,2 [( +1)+].



 37
 4-(2- -2 -3- )-10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-

4-(1- -1 -3- )-10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
1-(4- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (1,0 ,

3,3 )  (DMF-DMA) (4,0 , 33,6 )  140°
18 .  EtOAc (690 , 58%).

, 3- -1-(10- -10- -
[6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4- )- , (200 , 0,56 )  EtOH (2 ),

 5  EtOH (0,1 )  (0,6 ).  70°
 4 . , ,  EtOAc,  (Na2SO4)  

.  3,1  (130 , 68%). (
50% EtOAc/  Rf 0,40).

 (130 , 0,388 )  Na2CO3 ( ) (82 , 0,775 ) 
(10 ) 2  (5 )  18 . , 

2 2, . 
.  2 , 

/EtOAc  3,1  (85 , 58%). (5%
2 2 (NH3) . . 0,25).  TFA  MS m/e 336,2 [(  +1)+].

 38
4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-

A) 1-(4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (
Campaigne, .; Thompson, W. J. Org. Chem. 1950, 72, 629.).

1-(10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (539 , 2,1 )
2 2 (5 )  3 ( ) (982 , 4,21 ). 

 0,5 ,  NaHSO3 (25 ), 
2 2 (3 25 ),  (570 , 84%) (

50% EtOAc/  Rf 0,62).
B)  4, 5- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
1-(4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (570 ,

1,75 )  (25 )  ( ) (5 , 47 ) 2  (5 ).  ,  
,  70°  4 , , 2

 EtOAc (3 40 ).  1  (2 40 ), 
EtOAc  Na2CO3 -10. 2 2
(3 40 ),  (400 , 100%).

,   3  EtOAc (4 )  ,  
,  Et2O,  18 . 

 (210 , 45%). (  50% EtOAc/  (NH3) . . 0,08).
1  (400 , -d6)  7,58 ( , 2 ), 3,33-2,97 ( , 6 ), 2,18 ( , 1 ), 1,99 ( , J=10,5 , 1 ).
13  (100 , -d6)  141,02, 130,60, 126,58, 45,54, 40,55, 38,30. GCMS m/e 227, 229 ( +). .

283-291° .
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 N4,N4 -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-
A) 10- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-
1-(10- [6.3.1.02,7]3 -2(7),3,5- -10- )-2,2,2-  (530 , 2,1 )

 (2 , 30 )  5 . 
,  EtOAc,  (Na2SO4),  (640 ,

87%). (  30% EtOAc/  Rf 0,15).
B)  N4,N4 -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-
10- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-  (320 ,

0,9 )  (10 )  40% Me2NH/H2O (15 ).  10 
 (  30% EtOAc/ . . 0,31) 

 (256 , 78%).  (6 )  NH4OH (2 )  18
.  (3 ). 
,  3  EtOAc (4 ), , ,

 Et2O,  18 . 
(163 , 59%). (  10% , 2 2 (NH3) Rf 0,54).

1  ( ) (400 , CDC 3)  7,64 ( , 2 ), 7,41 ( , J=8,0 , 1 ), 3,30 ( , 2 ), 3,20
, J=12,5 , 2 ), 3,07 ( , J=12,5, 2,2 , 2 ), 2,69 ( , 6 ), 2,45 ( , 1 ), 2,00 ( , J=11,0 , 1 ).

13  (100 , CDC 3)  128,43, 124,16, 122,75, 46,67, 46,55, 42,11, 39,44, 37,81, GCMS m/e 266 ( +).
)

1  (400 , -d6)  7,68-7,52 (3 ), 3,38 ( , 2 ), 3,24 ( , 2 ), 3,04 ( , 2 ), 2,58 ( , 6 ), 2,22 ( ,
), 2,04 ( , J=11,0 , 1 ). GCMS m/e 266 ( +*). . .  C13H18N2O2HC : , 51,56; , 6,32; , 9,25.

, 51,36; , 6,09; , 9,09.
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 (1- )-10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
 10- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -4-

 (320 , 0,9 ) , 
39 .  TFA  (314 , 89%). 
39  (189 , 63%). (  10% 2 2 (NH3)  Rf  0,60).  (  50% EtOAc/  Rf
0,65).

1  (400 , CDC 3)  7,66 ( , J=8,0 , 1 ), 7,64 ( , 1 ), 7,37 ( , J=8,0 , 1 ), 3,30-3,15 ( , 8 ), 3,00
 2 ), 2,39 ( , 1 ), 1,98 ( , J=11,5 , 1 ), 1,72 ( , 4 ).



13  (100 , CDC 3)  146,91, 144,08, 136,65, 127,90, 124,18, 122,36, 50,43, 47,87, 46,80,
46,63,42,11, 39,63, 25,10. APCI MS m/e 293 [( +1)+)],

) 1  (400 , -d6)  9,78 ( . , ), 8,1 ( . , ), 7,73 ( , J=1,5 , 1 ),
7,66 ( , J=8,0, 1,5 , 1 ), 7,53 ( , J=8,0 , 1 ), 3,39-3,01 (10 ), 2,21 ( , 1 ), 2,04 ( , J=11,0 , 1 ), 1,66 ( ,

). GCMS m/e 292 ( +) . . .  C13H18N2O2HCl 1/2 , 54,07; , 6,47; N, 8,51. ; ,
53,98; H,6,72;N, 8,12.
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 5,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2,4(8),9- -6-  (

, ,  Quallich, G. J.; Morrissey, P. M. Synthesis 1993, 51-
53,  4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10-

.)
1  (400 , -d6)  10,42 ( , ), 9,88 ( . , ), 7,52 ( . , 1 ), 7,15 ( , 1 ), 6,79 ( , 1 ),

3,41 ( , J=5,0 , 2 ), 3,35-3,13 ( , 4 ), 2,93 ( , 2 ), 2,12 ( , 1 ), 1,95 ( , J=11,5 , 1 ). APCI MS m/e 215,2
[( +1)+].

 42
 6- -5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-  (

: Nachman, R. J J. Het. Chem. 1982,1545.)
2,2,2- -1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-

(317 , 1,11 )  (10 ),  (269 , 1,66 ) 
 60°  18 . , 2 2 (50 )  1

 (3x10 ). , 
 (50% EtO )  (130 ). 

, , ,  9 .
1  (400 , -d6)  11,78 ( , ), 9,56 ( . , ), 7,63 ( . , ), 7,24 ( , 1 ), 7,07 ( , 1 ),

3,26 ( . , 2 ), 3,16 ( . , J=9,5 , 1 ), 2,93 ( . , 1 ), 2,18 ( , 1 ), 1,97 ( , J=11,0 , 1 ). APCI MS m/e
217,2 [( +1)+].

 43
 3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (  Gnmewald, G. L;

Paradkar, V. M.; Pazhenchevsky, .; Pleiss. . .; Sail, D. J.; Seibel, W. L.; Reitz, T. J. J. Org. Chem. 1983, 48,
2321-2327. Grunewald, G. L; Markovich, K. M.; Sail, D. J. J. Med. Chem. 1987, 30, 2191-2208.)

, , ,  1  2,
 2- -6- .

1  (400 , CD3OD)  7,67-7,50 (3 ), 3,65 ( . , 1 ), 3,49-3,42 ( , 2H), 3,29 ( , 1 ), 3,28-3,16 ( ,
), 2,42 ( , 1 ), 218 ( , J=11,5 , 1 ). APCI MS m/e 228,2 [( +1)+]. ( ) . 275-277° . . .
 C12H12F3N.HC .1,3H2O: , 53,44; , 5,11; , 5,19. , 53,73; , 4,83; , 5,16.
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-3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-

) 5- -1,4- -1,4-  5- -1,4- -1,4-
(Eisch, J. J. ; Burlinson, N. . J. Amer. Chem. Soc. 1976, 9.8, 753-761. Paquette, L. .; Cottrell, D. M.; Snow,

R. A. J. Amer. Chem. Soc. 1977, 99, 3723-3733.)
 (9,37 , 385 )  (1000 )  2 -

 3 , , 
 N2, ,  N2. 

, .  2,6-  (0,3 ),  3  EtMgBr  (0,3 ). 
 (24,24 , 367 )  2,6-  (88,0 , 367 ). 

 (~1 )  (~4 ).  ~15 .
 ( ) 

. 
 (1,5 .). , 

 ~1  (  GCMS SM ).
2  (200 ) 

 1  (200 ) . 
(4x150 ).  Na 3 (150 ), 
(Na2SO4), 
(70 ).  (9,0  21,0 ), 

 5- -1,4- -1,4- . (  Rf 0,63).
) 5- -1,2,3,4- -1,4- -2,3-

5- -1,4- -1,4-  (20 )  N-  N-  (17,61 , 130 )
 (90 ) 2  (13 ).  OsO4 (0,2 , 2,5% 

, 0,02 ).  144  (5 )  NaHSO3
(3 )  1,2 . 

, 
 100% EtOAc  (13,73 ).  MS m/e 301,1

[( -1)+]
) 10- -3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-

5- -1,2,3,4- -1,4- -2,3-  (8,33 , 27,6 )  Et3NBnCl (10 ) 
 (25 ) 2  (75 ),  (6,17 , 29,0 ).

 1,5  DCE (2 40 ). 
2  (4 30 ) , 

 NaCl (30 ). , 
(3,16 , 29,0 ),  2 . 



 - 10 .  (0° )  NaHB(OAc)3 (18,72 ,
88,0 )  DCE (150 ).  2

.  Na2CO3 (100 )  1 , 
2 2 (3 50 ). 

 NaCl (50 ), .
 (6,3 , 61%). (  5% EtOAc/ . . 0,10).

1  (400 , CDC 3)  7,61 ( , J= 80 , 1 ), 7,28-7,22 ( , 3 ), 7,13 ( , J=8,0 , 1 ), 6,98-6,94 ( , 3 ),
3,58 ( , J=14,2 , 2 ), 3,26 ( . , 1 ), 3,21 ( . , 1 ), 3,04 ( . , J=10,2 , 1 ), 2,83 ( . , J=10,2 ,

), 2,47 ( , J=10,0 , 1 ), 2,39 ( , J=10,0 , 1 ), 2,34 ( , 1 ), 1,72 ( , J=10,5 , 1 ) APCI MS m/e 376,0
[( +1)+].

D) 10- -3- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  ( :
Miyaura, .; Suzuki, A. Chem. Rev. 1995, 95, 2457-2483.)

10- -3- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (375,3 , 1,0 ), 
(785 , 8,0 )  (183 , 1,5 )  10/1 EtO 2  (5 ). 

 (3 /N3),  (0) (57,5 , 0,05 ) 
 90°  18 . , 2  Et2O

(3x50 ).  (50 ),  (MgSO4), 
 (180 , 55%). (  4% EtOAc/  Rf 0,18). GCMS m/e 325 ( )+.

)  3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
10- -3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- ,

, ,  2D. (  10% 2 2 (NH3)
. . 0,30). ( )
1  (400 , CDC 3)  7,46-7,15 (8 ), 3,17 ( . , 1 ), 3,01 ( , 2 ), 2,93 ( , J=13,0 , 1 ), 2,72 ( ,

J=10,5, 2,5 , 1 ), 2,63 ( , J=10,5, 2,5 , 1 ), 2,41 ( , 1 ), 1, 91 ( , J=10,5 , 1 ). APCI MS m/e 236,2
[( +1)+]  ( )  .  262-265° .  .  .   C17H17N.HCl. 1/3 2 ; , 73,26; , 6,86; , 5,19.

, 73,50; , 6,77; , 5,04.
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 3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
A) 10- -3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
10- -3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (30 , 7,99 ) 

 (40 )  -78° -BuLi (3,84  2,5
, 9,59 ).  10  (4,61 , 20,0 ).

 ~1,2 .  NaHCO3,  5 .,
 EtOAc (3 50 ) .  30% t2  1

 NaOH (4x50 ). l 
 8,  EtOAc (4x25 ),  (Na2SO4) . ,

 3% EtOAc/  5% 2 l2
, . (  25% EtOAc/  Rf 0,60).

B) 10- -3- -10-  [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
10- -3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (140 , 0,48 ),

 (5 ),  N-  N-  (64,5 , 0,48 ) 
 1 . 

. (  25% EtOAc/ . . 0,18).
1  (400 , CDC 3)  7,18-7,15 (3 ), 7,04 ( , J=8,0, 7,0 , 1 ), 6,95 ( , 2 ), 6,75 ( , J=7,0 , 1 ),

6,59 ( , J=8,0, 1,0 , 1 ), 3,53 ( . , ), 3,51 ( , J=14,0 , 2 ), 3,28 ( . , 1 ), 3,06 ( . , 1 ), 2,91
, J=8,5, 1,5 , 1 ), 2,79 ( , J=8,5, 1,5, 1,5 , 1 ), 2,42 ( , J=11,0 , 1 ), 2,39 ( , J=11,0 , 1 ), 2,23 ( ,
), 1,65 ( , J=10,5 , 1 ). APCI MS m/e 266,5 [( +1)+].

)  3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
10- -3- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-  (160 , 0,60 ) 

, , ,  ID,
1  (400 , CDC 3)  7,15 ( , J=8,0, 7,5 , 1 ), 6,84 ( , J=7,5 , 1 ), 6,76 ( , J=8,0 , 1 ), 3,51
. , 1 ), 3,33-3,25 (3 ), 3,16 ( , J=12,0 , 1 ), 3,09 ( , J=12,0 , 1 ), 2,29 ( , 1 ), 2,02 ( , J=11,0 , 1 ).

APCI MS m/e 175,8 [( +1)+], ( ) . 253-255° .
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 4,5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5-
, , ,  1  2,

 2,4,5- .
1  (400 , CDC 3)  7,31 ( , J=8,5 , 2 ), 3,48-3,13 (6 ), 2,38 ( , 1 ), 2,11 ( , J=11,5 , 1 ). APCI

MS m/e 196,2 [( +1)+] ( ) . 301-303° . . .  C11H11N.HCl. 1/6 2 : , 56,30; , 5,30; N,
5,97. , 56,66; , 5,41; N,5,96.

 47
 6- -5- -7,13-  [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-

2,2,2- -1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-
, , , 

 30  Goldstein, S. W.; Dambek, P. J. J. Het. Chem. 1990, 27, 335.
1  (400 , CDC 3)  7,64 ( , 1 ), 7,62 ( , 1 ), 3,48 ( , J=2,5 , 2 ), 3,41 ( , J=12,0 , 2 ), 3,20

(2 ), 3,01 ( ., 3=1,5 , 2 ), 2,45 ( , 1 ), 2,17 ( , J=11,5 , 1 ), 1,42 ( , J=7,5 , 3 ). APCI MS m/e 229,2
[( +1)+].

 48
 6- -5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-

2,2,2- -1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-
, , , 



 47. (  25% EtOAc/ . . 0,14).
1  (400 , CD3OD)  7,65 (2 ), 3,49 ( . , 2 ), 3,41 ( , J=12,0 , 2 ), 3,33-3,19 (3 ), 2,45 ( , 1 ),

2,18 ( , J=11,5 , 1 ), 1,45 ( , J=7,0 , 6 ). APCI MS m/e 243,2 [( +1)+]. (  HC ) . 249-251° .
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 6- -5- -7,13- [9.3.1.02,10.04,8 -2(10),3,6,8-
2,2,2- -1-(4- -5- -10- [6.3.1.02,7 -2(7),3,5- -10- )-

, , , 
 47.

1  (400 , CD3OD)  7,63 ( , 1 ), 7,58 ( , 1 ), 7,36-7,24 (5 ), 4,29 ( , 2 ), 3,46 ( , J=2,5 , 2 ),
3,39 ( , J=12,0 , 2 ), 3,18 (2 ), 2,42 ( , 1 ), 2,15 ( , J=11,5 , 1 ). APCI MS m/e 291,2 [( +1)+].


