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путем с использованием метода ГХ-МС было 
установлено, что добавление 10% иодбензола 
сокращает время реакции до 8 часов, а также 

приводит к уменьшению объема перекиси водо-
рода и к увеличению выходов продуктов.
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В связи с ежегодным ростом числа онко-
логических заболеваний, которые продолжают 
оставаться в списке лидеров причин смертности 
населения промышленно развитых стран, необ-
ходимо наличие препаратов, которые позволяют 
проводить диагностику на ранних этапах забо-
левания. В качестве таких препаратов выступа-
ют РФП (радиофармпрепараты).

Как известно, разработка и создание высо-
коэффективных РФП носит междисциплинар-
ный характер, но основой всего является выбор 
радионуклидов с оптимальными ядерно-физи-
ческими характеристиками, а также введение 
в структуры биологически активных веществ 
лиганд с высокой хелатирующей способностью 
для прочного связывания с радионуклидом (ра-
диоизотопом). Проанализировав существующие 
подходы к синтезу хелатных комплексов для 

связывания с металлами, прочными, стабильны-
ми и устойчивыми являются комплексы, связан-
ные с атомом азота, серы и кислорода [1].

Известно, что ДМСК (димеркаптосукцино-
вая кислота, DMSA) часто используется в каче-
стве РФП для лечения отравления токсическими 
тяжелыми металлами. В своем составе ДМСК 
содержит две карбоновые и две тиоловые груп-
пы, т.е. атом серы и кислорода (схема 1) [2]. 

Мы же в качестве хелатного центра, содер-
жащего серу, выбрали сульфгидрильную группу, 
а именно 6-тиогексановую кислоту. 

Для ее синтеза в качестве исходного суб-
страта был использован метил 6-иодгексаноат, 
полученный окислительным расщеплением ци-
клогексанона (схема 2) [3].

Для получения 6-тиогексановой кислоты 
мы использовали метил 6-иодгексаноат и натрия 
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гидросульфид. Подобранные условия позволи-
ли значительно снизить содержание побочного 
продукта – тиоэфира до 10%.

Следующей этапом было получение 6-тио-
гексановой кислоты. Для этой цели был исполь-
зован метил 6-тиогексаноат. Гидролиз проводи-
ли в смеси ацетонитрил-вода. В данном случае 
происходит окисление эфира с образованием 
побочного продукта (дисульфида 40%).

Поэтому для получения 6-тиогексановой 
кислоты целесообразнее использовать 6-иодгек-
сановую кислоту, действуя на нее натрия гидро-
сульфидом (схема 3).

Таким образом, по данным 1Н-ЯМР-спектра 
в таких условиях образование побочного про-
дукта – тиоэфира уменьшается (до 5%).
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Известно, что бензгидрилмочевины (БГМ) 
обладают выраженной противосудорожной ак-
тивностью [1]. Наибольшую активность в ряду 
БГМ проявляет м-хлорБГМ (оригинальный пре-
парат галодиф). 

Одним из направлений по созданию новых 
лекарственных препаратов является создание 
структур, содержащих в своём составе фрагмен-
ты уже известных лекарственных средств. Наи-
более интересными производными БГМ могут 
быть N-карбамоил-N′-бензгидриламинокисло-
ты, содержащие в структуре остатки природных 

α-аминокислот. Аминокислоты, как известно, 
обладают различной биологической активно-
стью, адаптированы к человеческому организму 
и, кроме того, являются оптически активными 
соединениями. Поэтому включение их в струк-
туру препарата может усилить его терапевтиче-
ский эффект. 

Нами была разработана схема синтеза 
N′-алкилированных производных N-карбамои-
ламинокислот (1-6), заключающаяся в получе-
нии соединений (1-6) реакцией взаимодействия 
соответствующих аминокислот с NaNCO и их 

Схема 1.  Структура ДМСК 
и 99mTc (III) – ДМСК

Схема 2.  Получение метилово-
го эфира ω-иодгексановой кисло-
ты и ω-иодгексановой кислоты

Схема 3.  Получение 6-тио-
гексановой кислоты


