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СИНТЕЗ 8-ЧЛЕННОГО ГЕТЕРОЦИКЛА ИЗ САХАРИНА И ЛЕАКАДИНА 

Ключевые слова: азиридин, Леакадин, сахарин. 

Из литературы известно несколько примеров получения 8-членных гетеро-
циклов на основе сахарина [1, 2]. Это довольно трудоёмкие многостадийные 
процессы. Проведение реакции в однореакторном режиме, если оно осуще-
ствимо, представляется гораздо более привлекательным. 

Известно, что азиридиновый цикл может раскрываться в кислой среде в 
присутствии подходящего нуклеофила [3, 4]. С другой стороны, описана 
реакция аналогов сахарина с оксираном, приводящая к N-гидроксиэтилзаме-
щённым производным сахарина [5]. Эти факты позволили нам предположить, 
что реакция сахарина с азиридинами также возможна. Предположение 
оказалось верным: в результате реакции сахарина (1) с 2-карбамоил-
азиридином (Леакадином) (2) нам удалось получить 1,1-диоксид 6-оксо-
3,4,5,6-тетрагидро-2H-1,2,5-бензотиадиазоцин-4-карбоксамида (4). 

Реакцию можно трактовать как домино-процесс, первой стадией которого 
является N-алкилирование сахарина с раскрытием азиридинового цикла, 
приводящее к промежуточному соединению 3, которое затем претерпевает 
внутримолекулярное нуклеофильное замещение у карбонильного атома угле-
рода с расширением цикла. 
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Структура полученного соединения 4 подтверждена спектроскопией 

ЯМР 1H и 13C, элементным и рентгеноструктурным анализами. 

 
Строение молекулы соединения 4 в представлении атомов  
эллипсоидами тепловых колебаний с 50% вероятностью 
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Спектры ЯМР 1H и 13C зарегистрированы на спектрометрe Varian 400 (400 и 100 МГц 
соответственно) в ДМСО-d6, стандарт – остаточные сигналы растворителей ( 2.50 м. д. 
для ядер 1Н, 39.5 м. д. для ядер 13С). Элементный анализ проведён на аппарате Elemental 
Analyzer EA 1108. Температура плавления определена на аппарате SRS OptiMelt. 

1,1-Диоксид 6-oксо-3,4,5,6-тетрагидро-2H-1,2,5-бензотиадиазоцин-4-карбокс-
амидa (4). 0.92 г (5 ммоль) сахарина (1) и 0.43 г (5 ммоль) Леакадина (2) [6] 
растворяют в 20 мл EtOH и кипятят в течение 7 ч. Выпаривают досуха, сухой остаток 
кристаллизуют из Н2О–МеОН, 1:9, медленным упариванием на воздухе. Выход 0.76 г 
(56%). Белые кристаллы. Т. пл. 190–191 °С. Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 3.15–3.25 
(1H, м) и 3.58 (1H, д. д. д, J = 1.5, J = 5.9, J = 14.6, 3-СH2); 3.61–3.68 (1H, м, 4-СH); 
7.37 (1H, уш. с) и 7.61 (1H, уш. с, CONH2); 7.57 (1H, д. д, J = 1.5, J = 7.3, H Ar); 7.65–
7.74 (2H, м, H Ar); 7.83 (1H, д, J = 10.2, CONH); 7.88 (1H, д. д, J = 1.5, J = 7.8, H Ar); 
7.92–7.99 (1H, м, SO2NH). Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 46.8 (C-3); 55.4 (C-4); 126.6, 
129.8, 130.5, 132.6, 132.7, 140.5 (C Ar); 169.3 (C=O); 169.7 (C=O). Найдено, %: C 44.57; 
H 4.12; N 15.36. C10H11N3O4S. Вычислено, %: C 44.60; H 4.12; N 15.60. 

Рентгеноструктурный анализ соединения 4. Монокристаллы соединения 4 
(C10H11N3O4S, M 269.29) выращены из водно-метанольного раствора. Параметры 
элементарной ячейки и интенсивности 1626 независимых отражений с I > 2σ(I) 
измерены при температуре 190 K на автоматическом рентгеновском диффрактометре 
Bruker-Nonius KappaCCD (MoKα-излучение, λ 0.71073 Å). Кристаллы соединения 4 
триклинные, a 6.9501(3), b 7.1442(4), c 12.9391(9) Å; α 93.569(2), β 96.198(2), 
γ 118.379(3)°; V 557.19(6) Å3; Z 2; dвыч 1.64 г/см3, пространственная группа симметрии 
P1

–. Структура расшифрована прямым методом по программе SIR2008 [7] и уточнена 
полноматричным МНК по программе SHELXL97 [8]. Окончательное значение 
факторов расходимости R 0.1617 и Rw 0.4429. Кристаллографические характерис-
тики, координаты атомов и их тепловые параметры, длины связей, значения 
валентных углов в молекуле соединения 4 депонированы в Кембриджском банке 
структурных данных (депонент CCDC 876367). 
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