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Протягом останніх десятиліть сульфонілгалогеніди є одними з найважливіших класів реагентів (будівельних блоків) для органічного синтезу та медичної хімії. Їх класичним застосуванням є синтез сульфоніламідів, важливого хемотипу в дослідженні ліків. Електрофільні фрагменти SO2Cl, і SO2F, які можуть виявляти ортогональну реакційну здатність по відношенню до інших функціональних груп, присутніх у молекулі реагенту, що дозволяє проводити селективні перетворення, як по функціональній групі, так і по SO2X фрагменту [1]. Це робить малі функціоналізовані сульфонілгалогеніди зручними лінкерами для введення як сульфонільного фрагменту, так і фрагменту функціональних груп в інші функціональні молекули[2]. Отже, існує певна потреба у пошуку нових синтетичних підходів для сполук даного класу, як-от амінолакілсульфонілгалогеніди 1,2. Окрім того дані сполуки можна розглядати як похідні таурину 3.
Таурин виступає важливою аміносульфокислотою, що контролює безліч процесів в нашому організмі. Оскільки таурин має фрагмент сульфокислоти замість карбоксильної групи, він має низьку пасивну дифузію, що пов’язана з його циклічною конформацією з внутрішньомолекулярним водневим зв'язком. Синтез відповідних ліпофільних похідних таурину може вирішити проблему низької пасивної дифузії [3]. Враховуючи перспективи функціоналізованих сульфонілгалогенідів, метою даної роботи є синтез гомологічних аміноалкілсульфонілгалогенідів, як перспективних білдінг-блоків та нових аналогів таурину.
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Схема 1. Синтез гомологічних алкіл-заміщених сульфонілгалогенідів та сульфонамідів
Синтетичний підхід спирався на доступність вихідних речовин та реагентів, тому синтез цільових сполук розпочинався з комерційно доступних N-Boc-захищених аміноспиртів 4. Cтратегія синтезу передбачала отримання сульфінатів 5 через тіопіримідильні похідні: в умовах реакції Міцунобу або через отримання мезилатів та подальше алкілування ними піримідин-2(1Н)-тіону. Отриманні сульфінати перетворювали на відповідні сульфонігалогеніди та сульфоніламіди  згідно методик зображених на Схемі 1. Таким чином було запропоновано зручний і ефективний метод синтезу цільових субстратів, що забезпечує високо препаративні виходи у багатограмових кількостях.
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