Оптимизация метода синтеза биологически активных диаминоамидов
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Соединения, содержащие в своем составе аминную, амидную части, а также спейсер различной длины между этими частями, обладают различной биологической активностью, многие из которых используются в качестве лекарственных препаратов [1]. Особое внимание на данный момент уделяется антиаритмической активности. Поэтому поиск доступных методов синтеза является важной задачей.
Целью данной работы был поиск оптимального пути синтеза соединений общей формулы:
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В результате ретросинтетического анализа был выявлен наиболее целесообразный путь синтеза, который заключается в использовании лекгоуходящей группы – тозильной.
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Реакцию алкилирования диаминов проводили в основных условиях. Было выяснено, что с использованием таких органических оснований как NEt3, HNEt2, DIPEA наблюдалось образование не только конечного диаминоамида, но и побочного циклического продукта – оксазолина – в ходе реакции внутримолекулярного замещения в различных соотношениях [2]. Однако при использовании сильного неорганического основания NaH побочного продукта не наблюдалось.
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В дальнейшем предполагается проверить данный метод синтеза с использованием других диаминов, а также передать целевые диаминоамиды на биологические испытания.
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