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СИНТЕЗ 3,4- ТА 3,6-ДИГИДРО- 2Н- ТИОПИРАН-1,1-ДИОКСИДОВ 

 
Разработка мультиграммових методов синтеза новых билдинг-блоков 

открывает широкие перспективы для их использования в технологии 
конструирования лекарств при получении новых биологически активных 
соединений и готовых  армпрепаратов. Целью данной работы является 
разработка и изучение методов синтеза изомерных 3,4- та 3,6-дигидро-2Н-
тиопиран-1,1-диоксидов (I, II),  рагменты которых могут быть использованы в 
качестве ска  олдов при разработке больших комбинаторных бибилиотек 
новых соединений с целью дальнейшего биоскрининга. Примерами известных 
препаратов, которые содержат тиопиран-1,1-диоксидный  рагмент, является 
диуретик Метикран (III)  1 , антиглаукомный препарат Дорзоламид (IV) [2].  

 
В качестве начального субстрата був выбран дигидро-2Н–тиопиран- 

3-он(V), полученный по следующей схеме, с которого начались два 
направления синтеза 3,4- та 3,6-дигидро-2Н- тиопиран-1,1-диоксидов (I, II). 
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Исходный тиопиранон (V) получали путем циклизации диэ иров по Дикману и 
последующим декарбоксилированием. 

 
Согласно первому пути синтеза исходный дигидро-2Н–тиопиран-3-он (V) 

на первых стадиях поддавали окислению до диоксида (VI), который потом 
восстанавливали до соответствующего спирта (VII) и мезилировали (VIII). 
С последнего продукта получали ненасыщенные 3,4- та 3,6-дигидро-2Н- 
тиопиран-1,1-диоксиды (I, II) в условиях щелочного катализа. 

Первой стадией во втором пути синтеза было восстановление 
карбонильной группы до соответствующего спирту (IX) с последующим 
бромированием (X). Непосредственно перед получением продуктов синтеза 
проводилось окисление субстрата до диоксида (XII), а затем 
дегидробромирование с образованием конечных продуктов (I, II). 

 
В ином пути в качестве исходного субстрата был выбран дигидро-2Н–

тиопиран-4-он (XIII), с которого синтезировали 3,6-дигидро-2Н- тиопиран-1,1-
диоксид (II). Синтез селективного продукта (II) проходил значительно труднее 
и менее э  ективно. 
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На протяжении всей работы чистоту соединений контролировали с 

помощью метода тонкослойной хроматогра ии на силикагеле используя 
перманганатный проявитель. Cтруктуру промежуточных и целевых соединений 
устанавливали и изучали с помощью ядерно-магнитного резонанса (ЯМР). 
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