СИНТЕЗ ε-СУЛЬТАМІВ В РЯДУ 
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Cульфонаміди є важливими похідними у розробці нових ліків.  На сьогоднішній день на ринку є близько сотні схвалених FDA препаратів, які містять сульфамідну групу. У свою чергу сультами, циклічні аналоги сульфонамідів, є перспективними гетероциклічними каркасами з різноманітним застосуванням у розробці сучасних лікарських засобів. Крім того сультами є корисними і в інших хімічних галузях, таких як агрохімія, синтетична органічна хімія, та інші. Тому розробка нових підходів до синтезу циклічних сульфонамідів є перспективним та  актуальним напрямом досліджень.
У ході дослідження нами було розроблено метод синтезу семичленних сультамів 5a–g. Метод ґрунтується на основі внутрішньомолекулярної конденсації сульфа-Дікмана. Акілюючі реагенти 2a–g отримують із відповідних дизаміщених естерів 1a–g. На наступній стадії відбувається N-алкілування PMB-заміщеного метансульфонаміду 3 з отриманням ациклічних сульфамідів 4a–g. Під дією трет-бутилату калію в ДМФА одержані сульфонаміди вступають у внутрішньомолекулярну циклізацію та перетворюються на цільові ε-сультами 5a–g. Даний метод дозволяє отримати багатофункціональні сультами в три стадії з хорошими виходами.
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Подальша функціоналізація сультамів 5a–g може бути здійснена за трьома реакційними центрами: по карбонільній і метиленовій групах β-кетосульфонамідного фрагмента, та по NH-групі, після зняття захисної пара-метоксибензильної групи.
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У результаті роботи було розроблено метод синтезу гетероциклічної системи ε-сультамів в ряду sp3-збагачених 1,2-тіазепін-1,1-діоксидів. Застосовуючи пара-метоксибензильний (PMB) замісник в якості захисної групи сульфамідного фрагмента одержано NH-сультами 6. Даний підхід дозволяє оптимізувати сульфамідний сайт зв’язування з біологічною мішенню, а також створити новий напрям для наступних модифікації.
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