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Сультами вже досить давно застосовуються у різних сферах життя в якості фармпрепаратів, харчових добавок та пестицидів. Багато з них є біологічно активними сполуками переважно через те, що такі циклічні сульфаміди є ізостерами лактамів, при цьому зв’язок N–SO2 є значно міцнішим, ніж зв’язок N–CO. Саме тому дослідження цього класу гетероциклів є перспективним, особливо з точки зору створення нових лікарських засобів. Розробка нових, а також модифікація вже відомих методів синтезу сультамів з різним розміром циклу є важливим завданням синтетичної органічної хімії.
Наукова робота присвячена розробці методу синтезу конденсованих сультамів з великим розміром циклу. На основі 7-заміщених 1Н-індолів 1a–c у дві стадії було синтезовано ряд [1,2,4]тіадіазоцино[6,5,4-hi]індолів 4a–c з різними функціональними групами. На першій стадії проведено N-алкілювання вихідних індолів 1a–c хлорметилсульфонамідом 2 з утворенням сульфамідів 3a–c. На наступній стадії здійснено внутрішньомолекулярну циклізацію за участю нітрильної, альдегідної та естерної груп у присутності трет-бутилату калію або іншої сильної основи.
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Досліджено регіоселективність циклізації на предмет утворення семи- та/або восьмичленного циклів при наявності двох альтернативних шляхів реакції за участю естерних груп в 2-ому та 7-му положеннях індолу. Встановлено, що при дії трет-бутилату калію на ациклічний сульфамід 3d селективно утворюється семичленний сультам 4d.
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Таким чином, за результатами дослідження було розроблено метод синтезу похідних [1,2,4]тіадіазоцино[6,5,4-hi]індолів. Показано регіоселективність циклізації в присутності двох альтернативних електрофільних центрів.
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