
Лекция 24
Органический синтез

В органическом синтезе
присутствует возбуждение,

приключение,  вызов 
и может быть большое искусство.

Р.Б. Вудвард



Понятие о ретросинтетическом анализе.



Р.Б. Вудвард (R.B. Woodward (1917-1979))
Нобелевская премия по химии 1965 г.

за выдающиеся достижения в искусстве органического синтеза



Е.Кори (E.J. Corey) Нобелевская премия 1990 г.



Ретросинтетический анализ
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Viagra (Pfizer)
5-{2-ethoxy-5-[(4-methylpiperazin-1-yl)sulfonyl]phenyl}-1-

methyl-3-propyl-1,6-dihydro-7H-pyrazolo[4,3-d]pyrimidin-7-one
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Ретросинтетический анализ Виагры
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3. гетероциклизация
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необходимо контролировать 
региоселективную енолизацию

симметричный, 
реакционноспособный, 
не  енолизуется

6.синтез
пиразола

7. конденсация  Кляйзена
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NaOH/H2O

71%

?

неподеленная  электронная  
пара  сопряжена  с 
сложноэф ирной группой

система  сопряжения
более  короткая
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88 %81 %

88 %

Общий выход 11%
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Crixivan (Merck) лекарство, применяемое  
при лечении ВИЧ 
ежегодная  доза  для  одного пациента  1кг

хиральные  центры обозначены кругами



Лекарства – биоизостеры нуклеозидов
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AZT - азидотимидин
лекарство против ВИЧ

дезокситимидин дезоксигуанозин

лекарство против
герпеса

дезоксицитидин

3-TC - ламивудин
лекарство против ВИЧ
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образование  тозилата
ассиметрическое
эпоксидирование  
  по Шарплессу

D-(-)-диэтил  тартрат



K. Шарплесс (K.B. Sharpless) Нобелевская премия 2001
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Р.Нойори (R. Nojori) Нобелевская премия 2001г.
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87 % выход, >99 % ee

асимметрическое  дигидроксилирование
по Шарплессу

 -40 до 25 °С

кристаллизация
тартрата
99.99% ee
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замещенные  ф талазиновые  лиганды
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PhH (650 mL)

r.t., 10 min
67 %

(масштабирование  на  3.31 моль)
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