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Полученные результаты подтверждают име-
ющиеся данные о том, что в данной реакции 
нуклеофил преимущественно замещается в то 
кольцо, которое обладает меньшей электронной 
плотностью. При этом образуются пара- заме-
щенные в бензольном кольце гликозиды. Иссле-
дования в данной области в дальнейшем могут 

помочь синтезировать гликозиды, которые не-
возможно получить гликозилированием, а также 
вводить в углеводные молекулы радиоактивные 
изотопы в одну стадию для создания радиофар-
мпрепаратов. 

Работа выполнена при поддержке гранта 
РНФ № 21-73-10211.
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Антиконвульсант Галодиф представляет 
собой нециклическое производное мочевины 
(1-[(3-хлорфенил)(фенил)метил] мочевина). В 
отличие от предшественников, он сам являет-
ся действующим веществом, не требующим 
трансформации в печени [1]. Препарат облада-
ет широким спектром противоэпилептического 
действия. Препарат имеет малую токсичность и 
хорошую переносимость, не вызывает осложне-
ний [2].

В составе молекулы Галодифа содержится 
хиральный атом углерода, таким образом, дан-
ное соединение существует в виде двух оптиче-
ских изомеров. Однако в настоящее время Га-
лодиф производится в виде рацемата. Рацематы 
могут отличаться по биологической активности 
от индивидуальных энантиомеров [3]. Поэтому 
поиск способов энантиомерного разделения ра-

цемического Галодифа, а также методов анализа 
его энантиомерного состава является актуаль-
ной задачей современной органической химии.

Целью настоящей работы была разработка 
метода синтеза уреида галодифа с L-(+)-O,O’-ди-
ацетилвинной кислотой, а также разделение и 
исследование его индивидуальных диастерео-
мерных форм.

Замещённые мочевины проявляют низкую 
активность в реакциях ацилирования, поэтому 
нами был проведён подбор условий и ацилиру-
ющего агента, позволяющих получить целевой 
уреид. В результате исследования было обна-
ружено, что наиболее подходящим способом 
является ацилирование галодифа ангидридом 
(+)-O,O’-диацетилвинной кислоты в толуоле в 
присутствии серной кислоты (рис. 1). 

Рис. 1.		Ацилированиегалодифа	ангидридом	O,O’-диацетилвин-
ной	кислоты	в	присутствии	серной	кислоты
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Таким образом, в настоящей работе впервые 
получено диастереомерное ацильное производ-
ное галодифа с оптически активной O,O’-диаце-

тилвинной кислотой. Структура продукта была 
подтверждена методами ЯМР, ИК-спектроско-
пии. 
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В настоящее время активно ведётся поиск 
новых методов синтеза и функционализации 
N-гетарилпиразолов, поскольку они обладают 
высокой биологической активностью. Так, N-ге-
тарилпиразолы проявляют антибактериальную, 
гипотензивную, противовирусную активность, 
являются антидепрессантами и противораковы-
ми агентами [1–4]. 

Особое значение имеют N-гетарилпиразо-
лы с функциональными заместителями в 4-м 
положении пиразольного цикла. Однако, суще-
ствующие методы синтеза позволяют получать 
N-гетарилпиразолы с ограниченным кругом 
заместителей. Перспективным направлением 
решения этой задачи является введение нитро-
зо-группы, поскольку она позволяет осущест-
влять переход к широкому ряду других классов 
органических соединений. Недавно мы показа-
ли, что взаимодействие гетарилгидразинов, в 
частности гидразинилхиноксалинов, с 2-гидрок-
симино-1,3-дикетонами успешно приводит к 
соответствующим 4-нитрозопиразолам [5]. Од-
нако, до сих пор не была изучена циклоконден-
сация 2-гидразинилбензотиазола с 2-гидрокси-
мино-1,3-дикетонами. Успешное осуществление 
такой реакции позволит получить ряд ранее не-
известных 1-(бензотиазол-2-ил)-4-нитрозопира-
золов, и далее модифицировать нитрозогруппу 
до соответствующих классов соединений. 

В данной работе мы впервые осуществили 
циклоконденсацию 2-гидразинилбензотиазола 
с алкил- и арилзамещёнными 2-гидроксими-

но-1,3-дикетонами в уксусной кислоте. Выходы 
N-гетарилнитрозопиразолов составили 18–65 %. 
Окисление бензотиазолилзамещённого нитро-
зопиразола пероксидом водорода в уксусной 
кислоте привело к соответствующему нитропи-
разолу с выходом 68 %, а при восстановлении 
нитрозосоединения гидразингидратом в присут-
ствии Pd/C получен соответствующий аминопи-
разол (выход 74 %). Дальнейшая модификация 
аминогруппы позволила получить ранее неиз-
вестные азо-, бензамидо-, ацетамидо- и имино-
пиразолы с хорошими выходами (Схема 1).

Таким образом, в результате проведённых 
исследований мы впервые осуществили ци-
клоконденсацию 2-гидразинилбензотиазола с 
2-гидроксимино-1,3-дикетонами и получили 15 
ранее неизвестных соединений, строение кото-
рых подтверждено результатами электронной, 
ИК-, масс-, ЯМР 1Н и ЯМР 13С спектроскопии. 
Полученные продукты могут найти применение 
в качестве модификаторов эластомерных компо-
зиций, а также в качестве биологически актив-
ных веществ. 
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