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У розробці лікарських засобів все більше популярності набувають чотиричленні гетероцикли, такі як оксетан і азетидин. Водночас потенціал тієтанового циклу залишався недооціненим, що і стало рушійною силою даного дослідження1. Цікавість полягає у більшій стабільності, зумовленій меншим напруженням циклу, а також окисно-відновних перетвореннях атома Сульфуру, що дозволяє налаштовувати його фізико-хімічні властивості, такі як ліпофільність та кислотність2,3. 

Починаючи з легкодоступних сполук, таких як тієтан-3-он (1) та епітіохлоргідрин4 (2), отримано серію модельних будівельних блоків на основі 3-заміщеного тієтану, серед яких карбонові кислоти, аміни, спирти та їх похідні у трьох ступенях окиснення атома сірки (S(II), S(IV) та S(VI)) (Схема 1). Пороведенням серії досліджень фізико-хімічних властивостей (pKa та LogD) похідних тієтану було встановлено (Рис. 1–3), що окиснені форми (сульфоксиди 4 та сульфони 5) є менш ліпофільними та більш кислими/менш основними, ніж їхні неокиснені аналоги 3, і навіть перевершують інші чотирчленні цикли полярністю.
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Схема 1. Синтез будівельних блоків на основі тієтану з різним ступенем окиснення Сульфуру.
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Рис. 1. Загальні закономірності в ряду тієтанів.
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Рис. 2. Кислотно-основні властивості карбонових кислот і амінів, що містять тієтанільний замісник із атомом Сульфуру в різних ступенях окиснення
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Рис. 3. Ліпофільність амідних похідних карбонових кислот і амінів, що містять тієтанільний замісник із атомом Сульфуру в різних ступенях окиснення
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