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Вступ. Серед великої кількості сірковміс�
них сполук, що становлять інтерес для медич�
них хіміків, окреме місце посідають віцинальні
аміносульфони. Ці сполуки, за даними літера�
тури, знайшли застосування як потужні моду�
лятори резистентності до широкого спектра
лікарських засобів (Multi�Drug Resistance) під
час лікування лейкемії у мишей [1] та анти�
психотики, що використовуються в лікуванні
шизофренії й нервового тику [2]. 

Сполуку 1 (рис. 1) було протестовано на
протипухлинну активність на клітинних ліні�
ях ракових клітин мишей, показано її вплив на
зростання акумуляції цитостатика адріамі�
цину [1]. Серію інгібіторів кінуренінази 2 у ви�
гляді сульфонілметил�L�амінокислот наведе�
но на рис. 2.

Водночас в літературі практично відсутні
відомості про найпростіші віц�аміносульфони,
які б містили 2�гетарил� і 2�гетарилсульфо�
нільні замісники у 2�му положенні, а також
вільну первинну аміногрупу [3]. З огляду на це

нами було досліджено можливість синтезу ві�
цинальних аміносульфонів, що містять у 2�му
положенні як арильні, так і гетероароматичні
замісники. 

Результати й обговорення. β�Нітроетилени
4 (рис. 3), які легко синтезуються конденсацією
Анрі відповідних альдегідів 3 із нітрометаном
[4], є зручними реагентами для конструювання
молекул із β�сульфоніл�нітроетильним фраг�
ментом [5, 6]. У реакції конденсації найбільш
високі виходи вдалося отримати, використо�
вуючи як основу діацетат етилендіаміну або
плавлений ацетат натрію. У цій роботі ми
значно розширили ряд реагентів, застосовую�
чи в реакції конденсації, окрім бензальдегідів,
низку гетарилальдегідів 3, а також низку гета�
рилсульфінових кислот 5 у реакції приєднан�
ня до нітроетиленів (рис. 3). Усі синтезовані
β�нітросульфони 6 відновлено у відповідні
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Рис. 1. Модулятор MDR�резистентності 11. 
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первинні аміни за допомогою системи SnCl2�
HCl із збереженням сульфонільного фрагмен�
та. 

Отже, нами синтезовано найпростіші віц�
аміносульфони, які містять 2�гетарил� і 2�гет�
арилсульфонільні замісники у 2�му положен�
ні, а також вільну первинну аміногрупу. Одер�
жані сполуки становлять великий інтерес як
потенційні біологічно активні сполуки в цілес�
прямованому синтезі лікарських препаратів. 

Експериментальна частина. Вихідні альде�
гіди придбано в «Acros Organics» і використа�
но без додаткового очищення. Спектри ЯМР 1H
записано на приладі «Varian Mercury VXR
400» з робочою частотою 400 MГц, розчинники
— CDCl3 і ДМСО�d6, внутрішній стандарт —
ТМС, величини хімічних зсувів визначено з
точністю до 0,01 м.ч. Температури плавлення
були виміряні на приладі Кофлера та не уточ�
нювались. Сполуки 4 синтезовано за методи�
кою [4].

ЗЗааггааллььнниийй  ммееттоодд  ссииннттееззуу  ннііттррооссууллььффоонніівв
66..  0,1 моль нітростиролу 4 розчиняють у 50 мл
96%�го етанолу, доводять до кипіння і додають
еквімолярну кількість сульфінової кислоти 5.
Одержаний розчин кип’ятять 20 хв, охолод�
жують до кімнатної температури та залиша�
ють для кристалізації за 0 oС. Осад, що випав,

відфільтровують, промивають на фільтрі
96%�им етанолом (2х20 мл) і висушують на по�
вітрі. Вихід — 70�80 % від теоретичного. Ніт�
росульфони 6 — нестабільні сполуки, що не
мають чітких і постійних температур плавлен�
ня, у процесі нагрівання вище 150 oС розклада�
ються з виділенням діоксиду нітрогену.

ЗЗааггааллььнниийй  ммееттоодд  ввііддннооввллеенннняя  ннііттррооссуулльь��
ффоонніівв  66.. Розчин 0,4 моль (90,25 г) SnCl2х2H2O у
185 мл конц. HCl доводять до кипіння і додають
0,1 моль 6 за 5 рівних порцій. Кип’ятять при
перемішуванні 2 год, охолоджують до кімнат�
ної температури, фільтрують і залужнюють
50%�им водним розчином NaOH до pH~13.
Продукт екстрагують толуолом (3х100 мл), то�
луольний розчин сушать над Na2SO4 й упарю�
ють у вакуумі (10�12 мм рт.ст.). Вихід — 40�
60 % від теоретичного. Для отримання стабіль�
них гідрохлоридів синтезовані аміносульфони
розчиняють у мінімальному об’ємі безводного
дихлорметану та при охолодженні до 0 oС до�
дають концентровану соляну кислоту до pH
~2,3. Осад фільтрують холодним і висушують
на повітрі. Виходи реакцій, температури плав�
лення та опис ПМР�спектрів подано в табл. 1.
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Рис. 2. Ряд інгібіторів кінуренінази 22.
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Summary. As a part of study on the synthesis of sulfur�containing compounds of pharmacological interest, 2�
aryl(hetaryl)�2�[aryl(hetaryl)�sulfonyl]�nitroethanes were prepared by the reaction of aryl� and hetarylaldehydes
with nitromethane in the condition of Henry condensation, and the subsequent addition of a sulfinic acids. There are
row of a new 2�aryl(hetaryl)�2�[aryl(hetaryl)�sulfonyl]�nitroethanes was synthesized, which was easily reducted in a
2�aryl(hetaryl)�2�[aryl(hetaryl)�sulfonyl]�ethanamines. 
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Таблиця 1
Фізико�хімічні характеристики синтезованих сполук 66  ((аа��кк))

1 , 
% 

6
F

S

NO2

O

OS 1  (DMSO-d6), : 5,46 ( , 3H), 7,01 ( , 2H), 7,18 ( , 1H), 7,35 ( , 2H), 7,56 ( , 
1H), 8,02 ( , 1H). 71,7 

6 S

NO2
O

O
O

1  (CDCl3), : 2,36 ( , 3 ), 5,23 ( , 1H), 5,39 ( , 1H), 5,56 ( , 1H), 6,31 ( , 1H), 
6,51 ( , 1H), 6,73 ( , 1H), 6,87 ( , 2H), 7,44 ( , 2 ). 80 

6
S

NO2O

O
F

S

1  (CDCl3), : 5,03 ( , 1H), 5,27 ( , 1H), 5,51 ( , 1H), 6,04 ( , 1H), 6,12 ( , 1H), 
6,00 ( , 1H), 7,21 ( , 2 ), 7,78 ( , 2 ). 82 

6 S
NO2O

O
Cl

S

1  (CDCl3), : 5,03 ( , 1H), 5,27 ( , 1H), 5,51 ( , 1H), 6,04 ( , 1H), 6,12 ( , 1H), 
6,00 ( , 1H), 7,08 ( , 2 ), 7,65 ( , 2 ). 75 

6 S
NO2O

O O

S
1  (CDCl3), : 1,84 ( , 3H), 5,88 ( , 1H), 5,95 ( , 1H), 6,23 ( , 1H), 6,65 ( , 2H), 
6,67 ( , 2H). 75,7 

6 S

NO2
O

O
O

1  (CDCl3), : 5,23 ( , 1H), 5,39 ( , 1H), 5,56 ( , 1H), 6,31 ( , 1H), 6,51 ( , 1H), 
6,73 ( , 1H), 7,38-7,49 ( , 5H). 78,3 

6 S

NO2
O

OF O
1  (CDCl3), : 5,19 ( , 1H), 5,34 ( , 1H), 5,56 ( , 1H), 6,38 ( , 1H), 6,46 ( , 1H), 
6,67 ( , 1H), 7,13 ( , 2 ), 7,67 ( , 2 ). 78,5 

6
S

NO2O

O
O

1  (CDCl3), : 3,85 ( , 3 ), 4,93 ( , 1H), 5,07 ( , 1H), 5,34 ( , 1H), 6,87 ( , 2H), 
7,11 ( , 2H), 7,26-7,31 ( , 3H), 7,44 ( , 2 ). 77,3 

6 S

NO2
O

OCl
O

1  (CDCl3), : 5,03 ( , 1H), 5,27 ( , 1H), 5,51 ( , 1H), 6,33 ( , 1H), 6,39 ( , 1H), 
6,60 ( , 1H), 7,08 ( , 2 ), 7,65 ( , 2 ). 77,9 

6 S

NO2

O

OS 1  (CDCl3), : 5,43 ( , 3 ), 7,17 ( , 1H), 7,25-7,41 ( , 5H), 7,53 ( , 1H), 8,02 ( , 
2H). 70,3 

Рис. 3. Cтратегія синтезу віц�аміносульфонів.
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Перелік літератури

1 , % , °

7
F

S

NH2

O

OS
1  ( DCl3), : 1,41 ( , 2H), 3,35 ( , 1H), 3,75 ( , 1H),
4,18 ( , 1H), 6,95-7,02 ( , 3H), 7,14-7,17 ( ,  2H), 7,25 ( , 1H),
7,61 ( , 1H). 

61,2 118 

7 S

NH2
O

O
O

1  (DMSO-d6), : 1,42 ( , 2H), 2,38 ( , 3H), 3,06 ( , 1H), 
3,25 ( , 1H), 4,58 ( , 1H), 6,34 ( , 1H), 6,42 ( , 1H), 7,38 ( , 
2H), 7,48 ( , 2H), 7,59 ( , 1H).

53,7 102 

7 S
NH3

+Cl-O

O
F

S

1  (DMSO-d6), : 3,4 ( , 1H), 3,36 ( , 1H), 5,53 ( , 1H),
6,98 ( , 2H), 7,3 ( , 2H), 7,5 ( , 1H), 7,68-7,72 ( , 2H), 8,61 ( , 
3H).

44,9 98 

7
S

NH2O

O
Cl

S

1  ( DCl3), : 1,78 ( , 2H), 4,0 ( , 1H), 4,37 ( , 1H),
5,4 ( , 1H), 6,77 ( , 1H), 6,91 ( , 1H), 7,17 ( , 1H), 7,33 ( , 2H),
7,5 ( , 2H). 

49,2 157 

7 S
NH3

+Cl-O

O O

S 1  (DMSO-d6), : 3,57 ( , 2H), 5,32 ( , 1H), 6,52 ( , 1H),
6,61 ( , 1H), 7,31 ( , 1H), 7,66 ( , 1H), 7,72 ( , 1H), 8,22 ( , 1H),
8,61 ( , 3H).

58,9 89 

7 S

NH3
+Cl-

O

O
O

1  (DMSO-d6), : 3,52 ( , 2H), 5,21 ( , 1H), 6,47 ( , 1H), 
7,62-7,77 ( , 5H), 7,88 ( , 1H), 8,43 ( , 3H). 49,4 148 

7 S

NH3
+Cl-O

OF
O

1  (DMSO-d6), : 3,55 (2× , 2H), 5,33 ( , 1H), 6,48 ( , 
1H), 6,53 ( , 1H), 7,51 ( , 2H), 7,71 ( , 2H), 8,52 ( , 3H). 60,3 161 

7
S

NH3
+Cl-O

O
O

1  (DMSO-d6), : 3,56 (2× , 2H), 3,84 ( , 3H), 5,02 ( , 
1H), 7,02 ( , 2H), 7,18 ( , 2H), 7,31-7,51 ( , 5H), 8,38 ( , 3H). 59,6 176 

7 S

NH3
+Cl-

O

OCl
O

1  (DMSO-d6),  : 3,54 ( , 1H), 5,27 ( , 1H), 6,49 ( , 1H),
6,54 ( , 1H), 7,62-7,73 ( , 5H), 8,45 ( , 3H). 55,0 167 

7 S

NH2

O

OS 1  (CDCl3), : 3,52 ( , 2H), 5,21 ( , 1H), 6,47 ( , 1H), 7,62-
7,77 ( , 5H), 7,88 ( , 1H), 8,43 ( , 3H). 49,8 129 

7

NH3+Cl-

S
O

O

S

1  (DMSO-d6), : 3,43 ( , 1H), 3,59 ( , 1H), 5,42 ( , 
1H), 7,03 ( , 2H), 7,58-7,67 ( , 5H), 7,76 ( , 1H), 8,27 ( , 3H). 59,3 191 

Таблиця 2
Фізико�хімічні характеристики синтезованих сполук 77  ((аа��лл))


