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Введение гидрофобного фенильного радикала в линейную углеродную цепь молекулы 
метилового эфира приводит к наибольшему росту липофильности молекул в исследуемом 
ряду. Но при этом корреляционное уравнение зависимости log P – f(N) (N-общее количество 
атомов углерода в углеродном фрагменте молекулы) имеет лучшие статистические параметры 
по сравнению с уравнениями (1,2):

log Р = (1,45±0,12) + (0,26±0,03)N,                                         (3)
n=9, s=0,077, r=0,987    

Попытки теоретического расчета коэффициентов распределение этих соединений методом 
Реккера [1] и с помощью компьютерной программы АСD/logP показали существенные 
отклонения экспериментальных данных от расчетных. Полученные данные позволяют 
рассчитать коэффициенты распределения в более широких изоструктурных рядах и провести 
молекулярный дизайн наиболее активных фармакофоров в этих рядах.

Выводы: Определены коэффициенты распределения 9 производных 2-(2-оксоиндолин-3-
илиден)уксусной кислоты в системе октанол-1 - вода. Доказано, что липофильность исследуемых 
соединений зависит как от длины углеродной цепи, так и степени ее разветвленности. Получены 
статистически значимые корреляционные уравнения зависимости log P от количества 
углеродных атомов в радикале. Полученные уравнения позволяют рассчитывать log P в данном 
гомологическом ряду. Полученные данные используются в молекулярном дизайне активных 
фармакофоров в ряду производных 2-(2-оксоиндолин-3-илиден)уксусной кислоты.

Литература:
1.Rekker R. The Hydrophobic Fragmental Constant: its derivation and application with a means of 

characterizing membrane system.-Amsterdam.The Netherland: Elsevier, 1977. – 390 p.
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Цель: Данная работа является продолжением приоритетного научного направления – 

синтез, определение физико-химических свойств и исследования биологической активности 
гетероциклических соединений на основе бензиловой кислоты. Ранее нами было показано, что 
при взаимодействии некоторых гетериламинов, а именно производных 3-аминотиофенов [1] 
и 6-аминоурацилов [2] с хлорангидридом дифенилхлоруксусной кислоты образуются новые 
гетероциклические соединения лактамной природы. Причем, в случае 6-аминоурацилов 
процесс гетероциклизации проходил без выделения промежуточного гетериламида 
бензиловой кислоты. Синтезированные гетероциклические системы были подвергнуты 
первичному биологическому скринингу. Среди них были найдены вещества с выраженной 
анксиолитической, психостимулирующей и антигипоксической активностями. Принимая во 
внимание перспективность синтезированных соединений как новых биологически активных 
субстанций, нами были продолжены исследования в этом направлении. В настоящей работе 
мы сообщаем о результате проведенных исследований взаимодействия 4-гидроксикумарина 
с хлорангидридом дифенилхлоруксусной кислоты. Выбор объектов не случаен: соединения 
объединяют в своей структуре несколько фармакофоров – производные кумарина и бензиловой 
кислоты. Поэтому целесообразным является синтез на основе гидроксигетероциклов и 
практическое изучение биологической активности полученных соединений, объединяющих 
указанные фармакофоры в одной структуре. Целью настоящей работы является расширение 
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класса исследуемых соединений, изучение их реакционной способности, химических свойств 
и биологической активности. Принимая во внимание высокий потенциал реакционной 
способности и биологической активности объектов исследования целесообразным является 
последующее практическое изучение их биологического действия.

Методы: В работе использованы стандартные приемы синтетической органической 
химии и результаты физико-химических методов, которые традиционно используются для 
доказательства структуры органических веществ (ПМР-спектроскопия, масс-спектрометрия). 

Результаты: Мы обнаружили, что при проведении реакции в условиях кипячения компонентов 
в среде ледяной уксусной кислоты образуется 3,3-дифенил-3Н-фуро[3,2-c]хромен-2,4-дион 3.
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В литературе имеются сообщения об альтернативном пути протекания реакции 
4-гидроксикумарина 1 с хлорангидридами 2-хлоркарбоновых кислот, приводящим к 
образованию изомерных продуктов [3]. Однако, следует сообщить, что при этом были 
использованы экзотические катализаторы.

Направление исследуемой нами реакции хорошо согласуется с общепризнанными 
представлениями о реакционной способности енолов (4-гидроксикумарин). Структура 
соединения 3 надежно доказана с помощью инструментальных методов. В спектре ПМР 
наблюдаются сигналы протонов соответствующих мультиплетностей, которые соотносятся с 
сигналами протонов ABCD-системы кумаринового цикла и сигналы протонов двух фенильных 
радикалов. Молекулярный ион М+ соответствует рассчитанному значению.

Выводы: Используя арсенал препаративных методов органического синтеза нам 
удалось применить реакцию гетероциклизации производных бензиловой кислоты к синтезу 
соответствующих лактонов на примере реакции 4-гидрокикумарина 1 с хлорангидридом 
2. Полученный 3,3-дифенил-3Н-фуро[3,2-c]хромен-2,4-дион 3 представляет интерес для 
последующей химической модификации с целью поиска биологически активных веществ, 
поскольку содержит в своей структуре два электрофильных центра – карбонильные группы 
лактонных фрагментов.
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