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Иодгетероциклы – важные строительные 
блоки тонкого органического синтеза. Они ис-
пользуются в качестве полупродуктов в синтезе 
практически важных веществ (например, биоло-
гически активных веществ).

Одним из методов получения иодгетероци-
клов является реакция диазотирования. Однако, 
этот подход практически непригоден для элек-
тронодефицитных аминогетероциклов (амино-
пиридинов, аминохинолинов), поскольку обра-
зующиеся в этом случае соли диазония крайне 
нестабильны, быстро распадаются, что и обу-
славливает низкий выход целевых иодгетероци-
клов [1, 2, 3].

Впервые показано, что использование си-
стемы t-BuNO2 / HOSO2Camph / THF : АсОН при-
водит к образованию относительно устойчивых 
солей диазония как из электронизбыточных, так 
и из электрондефицитных аминогетероциклов. 
Последующая обработка реакции водным рас-

твором KI приводит к образованию соответству-
ющих иодгетероциклов (схема 1). 

2-аминопиридин в описанных условиях 
образует соответствующие иодпиридин, пи-
ридинилкамфоросульфонат и продукт с моле-
кулярной массой m/z 150, предположительно 
образующийся в результате взаимодействия с 
THF. Замена THF на MeCN (растворитель, часто 
используемый при диазотировании) не привела 
к желаемому результату – основным продуктом 
является N-(2-пиридил)ацетамид. Использова-
ние в качестве растворителя t-BuOH приводит к 
образованию 2-гидроксипиридина.

Таким образом, нами показано, что иодге-
тероциклы (за исключением 2-иодпиридина) 
могут быть успешно получены реакцией диазо-
тирования – иодирования под дейстием системы 
t-BuNO2 / HOSO2Camph / THF : АсОН с хороши-
ми выходами.
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Схема 1.


