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Однією з актуальних задач синтетичної органічної хімії є розробка методів синтезу та модифікації сполук, що володіють фармакологічними властивостями та є перспективними для подальшого використання в медичній хімії. Одним з прикладів таких сполук є циклічні сульфони, які є класом хімічних сполук із широким спектром біологічної активності. Циклічні сульфони проявляють антибактеріальні, противірусні, протизапальні, протипухлинні та бронхолітичні властивості, також виявлено їх ефективність при лікуванні остеопорозу, тож синтетичний потенціал циклічних сульфонів є недооціненим у сфері органічного синтезу. Метою даної роботи є синтез циклічних п’ятичленних кетосульфонів (кетосульфоланів) та дослідження їх хімічних властивостей (Схема 1).
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Схема 1.
Реакційна здатність β-кетосульфоланів визначається наявністю кетометиленового фрагмента. З метою дослідження хімічних властивостей отриманих кетосульфоланів 3 було проведено відновлення карбонільної групи, здійснено конденсації з анісовим альдегідом та диметилацеталем диметилформаміду (DMFDMA). Отриманий єнамінокетон 5d,e введено в реакцію переамінування з утворенням похідних 6 і 7 (Схема 2). 
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Схема 2.
Досліджено реакції азосполучення кетосульфоланів 3 з 3(4)-амінобензен-сульфонамідами (Схема 3). У результаті хімічних перетворень утворюються діазосполуки 8 і 9, які використовуються в синтезі біологічно активних сполук з фармакологічними властивостями (антибактеріальними та/або протипухлинними).
Таким чином, розроблено синтетичний підхід до створення β-кетосульфоланів та їх модифікацій, які можуть бути використані у медичній хімії. Показано перспективні напрями для їх подальшої функціоналізації.
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Схема 3.
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