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Известно, что карбамоиламинокислоты – 
структурные конъюгаты аминокислот и моче-
вины. Поэтому они могут быть интересными 
субстратами для проведения модификации с це-
лью получения новых биологически активных 
соединений.

В структуре карбамоиламинокислоты име-
ется два реакционных центра для осуществле-
ния модификации. Карбоксильная группа может 
образовывать соли, и, тем самым, придавать 
биологически активным веществам водорас-
творимые свойства, а амидная группа позволяет 
ввести в молекулу новые функциональные био-
логически активные фармакофоры, например, 
бензгидрильный. 

В НОЦ Н.М. Кижнера накоплен огромный 
синтетический опыт по алкилированию моче-
вины бензгидролами. Примером этого является 
создание препарата «Галодиф». 

Поскольку в карбамоиламинокислоте име-
ется фрагмент мочевины, была исследована 
возможность алкилирования карбамоилглицина 
бензгидролом в присутствии протонной кисло-
ты.

Для проведения научной работы предвари-
тельно получили карбамоилглицин [1]:

В качестве кислоты была выбрана п-толу-
олсульфокислота, которая по кислотным свой-
ствам мало уступает серной, но хорошо раство-
рима во многих органических растворителях.

В результате проведенного синтеза было 
получено бензгидрильное производное карба-
моилглицина, структура которого доказана ме-
тодом ЯМР-спектроскопии.

Кроме того, мы использовали бензил для 
модификации карбамоилглицина. Получение 
гидантоинов при взаимодействии мочевин с 
бензилом в щелочной среде – известная реакция. 
Одним из примеров данного превращения явля-
ется синтез препарата Фенитоин – эффективно-
го противоэпилептического, антиаритмического 
лекарственного средства. Поэтому использова-
ние бензила в реакции с карбамоиламинокисло-
тами может стать перспективным направлением 
в создании новых лекарственных препаратов. 

Реакция была апробирована на карбамоил-
глицине: 

В результате проведенного исследования 
было получено новое производное гидантоина, 
которое в солевой форме растворяется в воде. 
Структура синтезированного гидантоина дока-
зана методом ЯМР–спектроскопии.

Схема 1.  

Схема 2.  

Схема 3.  
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Арендиазлониевые соли представляют со-
бой одни из самых широко распространенных 
реагентов в органическом синтезе и синтетиче-
ским эквивалентом СAr-электрофильного синто-
на [1]. Соли диазония часто выступают в каче-
стве «суперэлекрофилов» в Pd-катализируемых 
превращения [2]. Тем не менее, малоисследо-
ванной областью остается реакция солей диа-
зония с другими источниками С-нуклеофилов, 
таких как, например, Zn-органические реагенты. 
В данной работе мы постарались пролить свет 
на данный вопрос и изучить реакции взаимодей-
ствия диазониевых солей с диэтилцинком. 

Как было обнаружено, арендиазоний тозила-
ты гладко реагируют с диэтилцинком при отри-

цательных температурах. Тем не менее, анализ 
продуктов взаимодействия выявил образова-
ние целого ряда продуктов гидразинового ряда 
(рис.1). Таким образом, на данный момент мы 
можем утверждать, что диазониевые соли склон-
ны реагировать с металлорганическими реаген-
тами как N-центрированные электрофилы. 

Вместе с тем, простота процесса и возмож-
ность получения гидразинов в мягких условиях 
могут расширить арсенал методов синтеза ги-
дразинов, а также стать основой для создания 
новых методов гетероциклизации, приводящих 
к образованию ценных азотистых гетероциклов. 
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Рис. 1.  Схема синтеза получения арилгидразинов с использованием арендиазоний тозилата




