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биетана известна 12-сульфодегидроабиетиновая 
кислота, применяемая для лечения язвы желудка 
и эрадикации Helicobacter	Pylori [5].

Для получения новых сероорганических со-
единений на основе этилового эфира дегидроа-
биетиновой кислоты 1 нами синтезирован кетон 
2, содержащий дополнительно сложноэфирную 
группу, который восстанавливали LiAlH4 до со-
ответствующего диола 3. Восстановление кето-
группы протекает стереоселективно – хираль-
ный центр С-7 диола 3 имеет (S)-конфигурацию. 
Так как спирты бензильного типа обладают по-
вышенной реакционной способностью, то вос-
становление LiAlH4 протекает с образованием 
побочного спирта 4 и смеси неидентифициро-
ванных продуктов, общее содержание которых в 
реакционной смеси не превышает 8 % (схема 1).

Взаимодействием спирта 3 с тиоуксусной 
кислотой в присутствии кислоты Льюиса (ZnCl2) 
впервые получен тиоацетат 5, имеющий проти-
воположную спирту 3 конфигурацию хирально-

го центра С-7. В качестве побочного продукта 
образовался диэфир 6 с выходом 21 %. В случае 
отсутствия тиоуксусной кислоты в реакционной 
смеси выход соединения 6 количественный. При 
его образовании одна из гидроксильных групп 
является направляющей для присоединения 
второй к образующемуся карбокатиону 7 с той 
же стороны плоскости молекулы, поэтому в со-
единении 6 конфигурация атома С-7, по сравне-
нию с исходным спиртом 3, также обращенная. 
Увеличение концентрации тиоуксусной кислоты 
в той же самой реакции не способствует умень-
шению выхода циклического димера 6 (схема 2).

Тиоацетат 5 восстановлен LiAlH4 до соот-
ветствующего тиола 8 с выходом 29 %. Обработ-
кой тиоацетата 5 метилатом натрия, или тиола 8 
иодом, был получен дисульфид 9 (85 %).

Исследование выполнено с использованием 
оборудования Центра коллективного пользо-
вания (ЦКП) «Химия» Института химии ФИЦ 
Коми НЦ УрО РАН.
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Азотсодержащие гетероциклические сое-
динения широко используются не только как 
важные строительные блоки в органической 
химии, но в синтезе лекарственных препаратов 
(антигипертензивных лекарственных средств, 
антибиотиков и др). Гетероциклы имеют огром-
ное значение для медицинской химии, посколь-
ку их использование позволяет создавать прин-
ципиально новые лекарственные препараты, 
так и модифицировать уже существующие для 
уменьшения токсичности, управления липо-
фильностью, биодоступностью и метаболиче-
ской стабильностью [1, 2]. Поэтому несмотря 

на большую библиотеку полученных гетеро-
циклических соединений, поиск и синтез новых 
является актуальной задачей, в рамках которой 
немаловажным остается разработка новых мето-
дов синтеза.

Оксазолидиноны уже зарекомендовали себя 
как вещества, обладающие полезной биологиче-
ской активностью, применяемые для создания 
новых антибиотиков, таких как тедизолид или 
линезолид и другие (Схема 1).

В связи с этим разработка мягкого и селек-
тивного метода N-арилирования оксазолидино-
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нов безусловно является актуальной областью 
исследования.

На первом этапе работы проводилась оп-
тимизация с исполь-зованием 4-изопропилок-
сазолидин-2-она как модельного субстрата, 
совмещающего в себе простоту структуры и 
изопропильную группу, затрудняющую арили-
рование атома азота (схема 2). В качестве ари-
лирующего агента мы использовали диарилио-
дониевые соли, которые широко применяется в 
органическом синтезе [3]. 

В рамках оптимизации мы оценили влияние 
температуры, времени , природы растворителей, 
оснований, анионов, различных катализаторов и 
иодониевых солей. 

Таким образом, мы разработали селектив-
ный метода N-арилирования оксазолидинонов с 
выходом 94 %.

Работа выполнена при поддержке Гранта 
Президента Российской Федерации для государ-
ственной поддержки молодых российских уче-
ных МК-337.2022.1.3.
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