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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
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последующим алкилировании бен-
згидролом в среде пара-толуолсуль-
фокислоты и силикагеля, в качестве 
водоотнимающего агента. (схема 1). 

Получение карбамоиламино-
кислот 1-3 происходило по извест-
ной методике [2], для получения со-
единений 4-6, обладающих высокой 
растворимостью в воде, была прове-
дена замена растворителя на этанол 
(таблица 1). 

Контроль за ходом реакции про-
водился методом ВЭжХ. Структура полученных 
N-карбамоил-N′-бензгидриламинокислот была 
доказана методом ЯМр 1н спектроскопии. 

Таким образом, разработанным нами ме-
тодом были впервые получены N-карбамо-

ил-N′-бензгидриламинокислоты. найденный 
способ позволит получить N-карбамоил-про-
изводные противосудорожного препарата гало-
диф.

работа выполнена при финансовой под-
держке Гос. задания «наука», проект № 2387.
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иодпиридины всегда привлекали к себе 
значительный интерес. они являются важными 
строительными блоками и структурными фраг-
ментами для синтеза биологически активных 
веществ, мономеров для современнных поли-
мерных материалов, лигандов для металлоком-
плексного катализа. 

однако мeтоды синтеза иодпиридинов вeсь-
ма ограничены и представляют собой диазоти-
рование аминопиридинов [1–2], нуклеофильное 
замещение хлорпиридинов [3], а также получа-

емых in situ пиридилтрифлатов [4]. данные ме-
тоды, как правило, не обеспечивают хороших 
выходов целевых иодпиридинов. 

на кафедре Биотехнологии и органической 
химии национального исследовательского Том-
ского политехнического университета был раз-
работан удобный метод получения широкого 

Схема 1.

Схема 1.

таблица 1. Получение N-карбамоиламинокислот

Продукт R растворитель Время, 
ч.

Выход, 
%

1 H
H2O

1 94
2 CH2CH(CH3)2 1 87
3 CH2SH 1 67
4 CH3

EtOHaq

2 80
5 CH2CH2COOH 2 73
6 CH2-(p-OH-Ph) 2 84


