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Среди большого числа синтетических и при-
родных органических соединений привлекают 
внимание производные диарилметана, что связано 
с их высокой биологической активностью и ис-
пользованием целого ряда из них в качестве лекар-
ственных препаратов, таких как фендилин ‒ анти-
ангинальное, гипотензивное, антиаритмическое, 
коронародилатирующее средство [1], антигиста-
минный препарат дифенгидрамин (димедрол) [2] 
и метадон, применяемый как анальгетик, а также 
при лечении наркотической зависимости [3, 4]. 
Производные диарилметана могут быть потенци-
альными средствами для лечения COVID-19 [5]. 
Диарилметаны с двумя фенольными фрагментами 
обладают противовоспалительной [6], противови-
русной [7, 8], антипролиферативной [9], анти-ВИЧ 
[10], противораковой [11], антимикробной [12] ак-
тивностью. 

Таурин (2-аминоэтансульфоновая кислота) в 
качестве фармакофорной группы входит в состав 
таурохолевой кислоты, которая участвует в эмуль-
гировании жиров [13‒15], и препарата нетобимин, 

использующегося при лечении гельминтозов у жи-
вотных [16, 17].

Объединение в одной молекуле двух биологи-
чески активных фрагментов ‒ перспективный путь 
синтеза соединений, обладающих новыми фарма-
кологическими свойствами по сравнению с исход-
ными структурами. Синтез гибридных структур, 
включающих в себя тауриновый и диарилметано-
вый фрагмент, представляется актуальным.

Ранее был разработан оригинальный метод 
получения производных диарилметана на осно-
ве кислотно-катализируемой реакции 1-(3,3-ди-
этоксибутил)мочевин с резорцином и его произ-
водными [18]. Расширение границ этого метода 
позволяет получать неизвестные ранее произво-
дные диарилметана с фрагментом таурина. Синтез 
исходных ацеталей 3а–д проводили в несколько 
стадий по ранее разработанным методикам [19]. 
Взаимодействие 2-хлорэтансульфонилхлорида 1 
с аминами в дихлорметане в присутствии триэти-
ламина приводит к винилсульфохлоридам 2a–г. 
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Последующее присоединение 3,3-диэтоксипро-
пан-1-амина либо 4,4-диэтоксибутан-1-амина к 
кратной связи (реакция аза-Михаэля) привело к 
образованию ацеталей 3а–д (схема 1). 

В качестве С-нуклеофилов нами были выбра-
ны фенолы [4-хлоррезорцин, сезамол (1,3-бензо-
диоксол-5-ол), 2-метилрезорцин] и гетероциклы 
(антипирин, 4-гидрокси-6-метил-2H-пиран-2-он), 
которые достаточно легко вступают в реакции 
электрофильного замещения и обладают биоло-

гической активностью. Взаимодействие ацеталей 
3в, г с 4-хлоррерзорцином в хлороформе в при-
сутствии избытка трифторуксусной кислоты при 
комнатной температуре привело к образованию 
производных диарилметана 4в, г (схема 2). Анало-
гичным образом были получены соединения 5б, д 
и 6а при взаимодействии ацеталей 3 с сезамолом и 
2-метилрезорцином соответственно. Соединение 
6а выделено с выходом всего 12%, что, вероят-
но, связано с образованием большого количества 
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олигомеров и полимеров. С использованием в ка-
честве нуклеофилов 4-гидрокси-6-метил-2H-пи-
ран-2-она и антипирина получены новые предста-
вители дигетарилметанов 7в, 8д.

Таким образом, с использованием реакций 
функционализированных аминоацеталей с С-ну-
клеофилами синтезированы новые производные 
ди(гет)арилметана, модифицированные фрагмен-
том таурина. Предлагаемый путь синтеза этих 
соединений отличается простотой исполнения и 
позволяет в широких пределах варьировать заме-
стители как в тауриновом, так и диарилметановом 
фрагменте.

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ

Спектры ЯМР 1Н и 13С записаны на спектроме-
тре Bruker MSL 400 (400 и 150 МГц) относительно 
сигналов остаточных протонов дейтерированного 
растворителя (CDCl3, ДМСО-d6). ИК спектры ре-
гистрировали на спектрометре Bruker Tensor 27 в 
таблетках KBr. Элементный анализ выполнен на 
приборе Carlo Erba EA 1108. Температуры плавле-
ния определены в стеклянных капиллярах на при-
боре Stuart SMP 10.

Общая методика синтеза аминоацеталей 
3а–д. К смеси 3.64 г (20 ммоль) 2-хлорэтансуль-
фонилхлорида 1 и 6 мл Et3N в 100 мл хлористо-
го метилена при охлаждении (5–8°С) добавляли  
20 ммоль амина. Реакционную смесь перемеши-
вали при комнатной температуре 12 ч, затем про-
мывали насыщенным водным раствором гидро-
карбоната натрия (3×10 мл). Органическую часть 
отделяли и концентрировали в вакууме. Получен-
ные винилсульфонамиды 2а–г без дополнитель-
ной очистки вводили в реакцию аза-Михаэля с  
20 ммоль аминоацеталя (3,3-диэтоксипропан-1-а-
мин, 4,4-диэтоксибутан-1-амин) в 30 мл хлорофор-
ма. Реакционную смесь кипятили 25 ч, после чего 
растворитель удяляли при пониженном давлении. 
Продукты реакции представляли собой коричне-
вые смолообразные вещества.

2-[(3,3-Диэтоксипропил)амино]-N,N-ди- 
этилэтан-1-сульфонамид (3а). Выход 5.77 г 
(93%). Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д.: 1.09‒1.14 
м (12H, CH3), 1.64‒1.73 м (1H, CH2), 2.55‒2.63 
м (1H, CH2), 2.83‒2.92 м (2H, CH2), 3.09‒3.23 м 
(8H, CH2), 3.37‒3.48 м (2H, CH2), 3.50‒3.69 м (2H, 

CH2), 4.55 т (1H, CH, 3JHH 5.3 Гц). Спектр ЯМР 13С 
(CDCl3), δС, м. д.: 14.90, 15.71, 33.65, 41.84, 43.60, 
44.81, 50.82, 61.13, 101.24. Найдено, %: C 50.46; H 
9.90; N 8.88; S 10.37. C13H30N2O4S. Вычислено, %: 
C 50.29; H 9.74; N 9.02; S 10.33.

3,3-Диэтокси-N-[2-(пирролидин-1-илсуль-
фонил)этил]пропан-1-амин (3б). Выход 5.36 г 
(87%). Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д.: 1.18 т (6H, 
СН3, 3JHH 7.1 Гц), 1.72‒1.82 м (2H, CH2), 1.88‒1.97 
м (4H, CH2), 2.61‒2.74 м (2H, CH2), 2.93‒3.07 
м (2H, CH2), 3.08‒3.19 м (2H, CH2), 3.23‒3.38 м 
(4H, CH2), 3.40‒3.54 м (2H, CH2), 3.57‒3.70 м (2H, 
CH2), 4.56 т (1H, CH, 3JHH 5.5 Гц). Спектр ЯМР 13С 
(CDCl3), δС, м. д.: 15.28, 25.78, 33.82, 43.75, 45.26, 
47.63, 49.17, 61.37, 101.73. Найдено, %: C, 50.41; 
H, 8.91; N, 9.24; S, 10.24. C13H28N2O4S. Вычислено, 
%: C 50.62; H 9.15; N 9.08; S 10.40.

3,3-Диэтокси-N-[2-(морфолин-4-илсуль-
фонил)этил]пропан-1-амин (3в). Выход 6.16 г 
(95%). Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д.: 1.16 т (6H, 
СН3, 3JHH 7.1 Гц), 1.70‒1.72 м (2H, CH2), 2.61‒2.73 
м (2H, CH2), 2.99‒3.15 м (4H, CH2), 3.18‒3.27 
м (4H, CH2), 3.41‒3.53 м (2H, CH2), 3.55‒3.65 м 
(2H, CH2), 3.68‒3.75 м (4H, CH2), 4.55 т (1H, CH, 
3JHH = 5.5 Гц). Спектр ЯМР 13С (CDCl3), δС, м. д.:  
15.24, 33.63, 43.32, 45.13, 45.62, 48.59, 61.32, 
66.41, 101.62. Найдено, %: C 48.24; H 8.81; N 8.69; 
S 10.04. C13H28N2O5S. Вычислено, %: C 48.13; H 
8.70; N 8.63; S 9.88.

2-[(3,3-Диэтоксипропил)амино]-N-гексил- 
этансульфонамид (3г). Выход 4.87 г (72%). 
Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д.: 0.84 т (3H, СН3, 
3JHH 6.8 Гц), 1.16 т (6H, 3JHH 7.1 Гц), 1.22‒1.33 
м (6H, CH2), 1.46‒1.56 м (2H, CH2), 1.71‒1.81 м 
(2H, CH2), 2.60‒2.73 м (2H, CH2), 2.99‒3.08 м 
(4H, CH2), 3.09‒3.16 м (2H, CH2), 3.41‒3.51 м (2H, 
CH2), 3.56‒3.65 м (2H, CH2), 4.53 т (1H, CH, 3JHH 
5.4 Гц). Спектр ЯМР 13С (CDCl3), δС, м. д.: 13.41, 
14.81, 22.05, 25.92, 29.86, 30.97, 33.38, 42.55, 43.66, 
44.69, 50.85, 60.53, 101.15. Найдено, %: C 53.34; H 
10.01; N 8.15; S 9.61. C15H34N2O4S. Вычислено, %: 
C 53.22; H 10.12; N 8.28; S 9.47.

2-[(4,4-Диэтоксибутил)амино]-N-гексилэтан-
сульфонамид (3д). Выход 5.28 г (75%). Спектр 
ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д.: 0.80 т (3H, СН3, 3JHH 
6.8 Гц), 1.10 т (6H, 3JHH 7.1 Гц), 1.16‒1.31 м (6H, 
CH2), 1.42‒1.60 м (6H, CH2), 2.50‒2.58 м (2H, 
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CH2), 2.93‒3.05 м (4H, CH2), 3.05‒3.11 м (2H, CH2), 
3.36‒3.47 м (2H, CH2), 3.50‒3.61 м (2H, CH2), 4.39 
т (1H, CH, 3JHH 5.4 Гц). Найдено, %: C 54.76; H 
10.51; N 8.08; S 9.22. C16H36N2O4S. Вычислено, %: 
C 54.51; H 10.29; N 7.95; S 9.10.

Общая методика синтеза Cоединения 4в, 4г, 
5б, 5д, 6а, 7в, 8д. К смеси 1.6 ммоль ацеталя 3a–д 
в 10 мл хлороформа добавляли 3.2 ммоль фенола 
и 1 мл трифторуксусной кислоты. Реакционную 
смесь перемешивали 72 ч при комнатной темпера-
туре, затем растворитель удаляли при пониженном 
давлении. Остаток промывали 10 мл диэтилового 
эфира. Полученный белый порошок сушили при 
пониженном давлении.

3,3-Бис(2,4-дигидрокси-5-хлорфенил)-N-[2- 
(морфолин-4-илсульфонил)этил]пропан-1- 
аминий трифторацетат (4в). Выход 0.70 г (69%), 
т. пл. 187–188°C. ИК спектр, ν, см–1: 1504, 1680, 
3056, 3130. Спектр ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, м. д.: 
2.09‒2.20 м (2H, CH2), 2.77‒2.83 м (4H, CH2), 
2.84‒2.88 м (2H, CH2), 3.14‒3.19 м (2H, CH2), 
3.21‒3.26 м (2H, CH2), 3.36‒3.46 м (4H, CH2), 4.27 
т (1H, CH, 3JHH 7.6 Гц), 6.50 с (2НAr), 6.90 с (2НAr). 
Найдено, %: C 43.65; H 4.48; Cl 11.01; N 4.54; S 
4.87. C23H27Cl2F3N2O9S. Вычислено, %: C 43.47; H 
4.28; Cl 11.16; N 4.41; S 5.05.

3 ,3 -Бис(2 ,4 -гидрокси-5 -хлорфенил) - 
N-[2-(N-гексилсульфамоил)этил]пропан-1-а-
миний трифторацетат (4г). Выход 0.30 г (29%),  
т. пл. 70‒72°C. ИК спектр, ν, см–1: 1503, 1685, 
3035, 3275, 3157. Спектр ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, 
м. д.: 0.82‒0.92 м (3H, CH2), 1.17‒1.35 м (6H, CH2), 
1.38‒1.54 м (2H, CH2), 2.05‒2.22 м (2H, CH2), 
2.88‒2.99 м (4H, CH2), 3.14‒3.26 м (4H, CH2), 
4.26‒4.31 м (1H, CH), 6.48 с (2HAr), 6.91 с (2HAr). 
Спектр ЯМР 13С (ДМСО-d6), δС, м. д.: 14.33, 22.46, 
26.18, 29.94, 30.01, 30.14, 31.26, 34.37, 42.85, 
47.54, 48.58, 104.26, 109.68, 117.05 к (1JСF 295.9 
Гц) 122.15, 128.88, 152.12, 154.78, 158.84 к (2JСF  
33.3 Гц). Найдено, %: C 48.39; H 5.60; Cl 10.79; N 
4.16; S 5.12. C26H35Cl2F3N2O7S. Вычислено, %: C 
48.23; H 5.45; Cl 10.95; N 4.33; S 4.95.

3,3-Бис(6-гидроксибензо[d ] [1 ,3]диок-
сол-5-ил)-N-[2-(пиролидин-1-илсульфонил)- 
этил]пропан-1-аминийтрифторацетат (5б). Вы-
ход 0.66 г (68%), т. пл. 106‒107°C. ИК спектр, 
ν, см–1: 1504, 1682, 3076, 3136. Спектр ЯМР 1Н  

(ДМСО-d6), δ, м. д.: 0.86‒0.93 м (4H, CH2), 
2.32‒2.38 м (2H, CH2), 2.65‒2.71 м (2H, CH2), 
2.79‒2.89 м (2H, CH2), 3.18‒3.24 м (6H, CH2), 4.44 т 
(1H, CH, 3JHH 6.6 Гц), 5.85 д (4H, CH2, 3JHH 6.4 Гц), 
6.43 с (2HAr), 6.66 с (2HAr). Найдено, %: C 49.77; H 
4.99; N 4.76; S 5.41. C25H29F3N2O10S. Вычислено, 
%: C 49.50; H 4.82; N 4.62; S 5.29.

N-[2-(N-Гексилсульфамоил)этил]-4,4- 
бис(6-гидроксибензо[d][1,3]диоксол-5-ил)бу-
тан-1-аминийтрифторацетат (5д). Выход 0.64 г  
(59%), т. пл. 97‒99°C. ИК спектр, ν, см–1: 1503, 
1680, 3076, 3132. Спектр ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, 
м. д.: 1.17 т (3H, CH3, 3JHH 6.8 Гц), 1.17‒1.32 м 
(8H, CH2), 1.59‒1.68 м (2H, CH2), 2.23‒2.41 м (2H, 
CH2), 2.82‒2.97 м (2H, CH2), 3.02‒3.12 м (2H, CH2), 
3.14‒3.22 м (2H, CH2), 3.98‒4.12 м (2H, CH2), 4.23 
т (1H, CH, 3JHH 6.7 Гц), 4.34‒4.52 м (2H, CH2), 
5.84 д (4H, CH2, 3JHH 6.5 Гц), 6.38 с (2HAr), 6.68 с 
(2HAr). Найдено, %: C 51.89; H 5.56; N 4.40; S 5.12. 
C28H37F3N2O10S. Вычислено, %: C 51.69; H 5.73; N 
4.31; S 4.93.

N-[2- (N,N-Диэтилсульфамоил)этил] - 
3,3-бис(2,4-дигидрокси-3-метилфенил)про-
пан-1-аминийтрифторацетат (6а). Выход 0.11 
г (12%), т. пл. 114‒116°C. ИК спектр, ν, см–1: 
1503, 1682, 3056, 3274, 3148. Спектр ЯМР 1Н  
(ДМСО-d6), δ, м. д.: 1.10 т (6H, CH3, 3JHH 7.0 Гц), 
1.98 с (3H, CH3), 1.99‒2.02 м (2H, CH2), 2.05‒2.23 
м (2H, CH2), 2.77‒2.92 м (2H, CH2), 3.16–3.30 м 
(2H, CH2), 3.36–3.45 м (4H, CH2), 4.46 т (1H, CH, 
3JHH 7.6 Гц), 6.32 д (2HAr, 3JHH 8.4 Гц), 6.73 д (2HAr, 
3JHH 8.4 Гц). Найдено, %: C 51.60; H 5.89; N 4.89; 
S, 5.67. C25H35F3N2O8S. Вычислено, %: C 51.72; H 
6.08; N 4.82; S 5.52.

3,3-Бис(4-гидрокси-6-метил-2-оксо-2H-пи-
ран-3-ил)-N-[2-(морфолин-4-илсульфонил)- 
этил]пропан-1-аминийтрифторацетат (7в). 
Выход 0.46 г (48%), т. пл. 167‒169°C. ИК спектр, 
ν, см–1: 1504, 1676, 3059, 3089. Спектр ЯМР 1Н 
(ДМСО-d6), δ, м. д.: 1.59‒1.73 м (2H, CH2), 2.10 с 
(6H, CH3), 2.23‒2.36 м (2H, CH2), 2.48‒2.70 м (2H, 
CH2), 2.79‒2.87 м (4H, CH2), 2.94‒3.03 м (2H, CH2), 
3.19‒3.26 м (4H, CH2), 4.29 т (1H, CH, 3JHH 8.1 Гц), 
5.88 с (2H, СН). Найдено, %: C 46.33; H 4.98; N 
4.79; S 5.18. C23H29F3N2O11S. Вычислено, %: C 
46.15; H 4.88; N 4.68; S 5.36.
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4,4-Бис(1,5-диметил-3-оксо-2-фенил-2,3-ди-
гидро-1H-пиразол-4-ил)-N-[2-(N-гексилсуль-
фамоил)этил]бутан-1-аминийтрифтораце-
тат (8д). Выход 0.48 г (40%), т. пл. 93‒94°C. ИК 
спектр, ν, см–1: 1501, 1685, 3035, 3117. Спектр 
ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д.: 0.90 т (3H, CH3, 3JHH  
6.9 Гц), 1.22‒1.39 м (6H, CH2), 1.46‒1.61 м (2H, 
CH2), 1.74‒1.92 м (2H, CH2), 2.13‒2.26 м (2H, CH2), 
2.45 с (6H, CH3), 3.00‒3.17 м (4H, CH2), 3.32 с (6H, 
CH3), 3.43‒3.58 м (4H, CH2), 3.79 т (1H, CH, 3JHH 8.3 
Гц), 7.35‒7.43 м (4HAr), 7.44‒7.60 м (6HAr). Спектр 
ЯМР 13С (CDCl3), δС, м. д.: 10.93, 13.96, 22.50, 
24.30, 26.19, 28.42, 29.10, 29.15, 29.70, 30.19, 31.32, 
34.28, 42.79, 43.14, 47.72, 48.21, 107.32, 115.23 
к (1JСF 294.7 Гц), 126.78, 129.56, 129.76, 132.23, 
149.80, 161.42 к (2JСF 35.0 Гц),161.94. Найдено, %: 
C 57.63; H 6.65; N 11.04; S 4.45. C36H49F3N6O6S. 
Вычислено, %: C 57.58; H 6.58; N 11.19; S 4.27.
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Based on the acid-catalyzed reaction of functionalized aminoacetals with C-nucleophiles, a series of new di-
arylmethane derivatives with a taurine fragment were synthesized, the structure of which was established by 
NMR spectroscopy method.
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