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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
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ряда пиридилтрифлатов (пиридил трифторме-
тансульфонатов) [5] (схема 1).

известно, что трифлатная группа – хорошо 
уходящая группа. Таким образом, целью нашей 
работы является замещение трифторметансуль-
фонатной группы в пиридилтрифлатах на иодид 
анион под действием иодистоводородной кисло-
ты в ацетонитриле (схема 2).

на примере аминопиридинов (1а-с) пока-
зано, что последовательное проведение диазо-
тирования и иодирования (без промежуточного 

выделения трифлата) приводит к образованию 
побочных продуктов тиометилирования (3а-с) 
(схема 3).

Таким образом, было показано, что заме-

щенные иодпиридины могут быть легко получе-
ны из соответсвующих пиридилтрифлатов под 
действием иодистоводородной кислоты в ацето-
нитриле.
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Фторорганические, в том числе аза-гетеро-
циклические, соединения вызывают повышен-
ный интерес в качестве реальных или потенци-
альных лекарственных средств, обусловленный 
тем, что замещение атомов н атомами F, как 
правило, уменьшает фармакокинетическую ток-
сичность веществ и, во многих случаях, уси-
ливает их полезное биологическое действие [1, 
2]. Перспективно и присутствие атомов разных 
галогенов, например, F и Cl, в одной молекуле 
[3]. Селективное введение атомов F в молекулы 

органических соединений является, однако, се-
рьезной проблемой [4]. В ниоХ Со ран пред-
ложен и успешно реализуется альтернативный 
подход, основанный на селективном нуклео-
фильном замещении атомов F в легко доступных 
полифторированных производных (см., напри-
мер, [5]), позволяющий, наряду с избавлением 
от «избытка» атомов F, вводить в состав молекул 
дополнительные фармакофорные группы.

В настоящей работе на основе полигалоге-
нированных (F, Cl) 1,2 диаминобензолов син-

Схема 2.

Схема 3.


