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Фторовані циклопропани – цікаві структурні фрагменти, що привернули значну увагу в органічному синтезі, медичній хімії та агрохімії. На даний момент існує велика кількість прикладів  застосування гем-дифлуороциклопропільного фрагменту, серед яких інгібітор гліцинового транспортера (GlyT1), інгібітор позаклітинної сигнально-регульовані кінази та ін. І хоч існує значна кількість публікацій, що описує синтез і перетворення дифлуороциклопропану, що безпосередньо зв’язаний з атомом вуглецю, N-заміщені їх аналоги досліджені значно менше. Одна з причин цьому – схильність N-заміщених дифлуороциклопропанів до внутрішньомолекулярних реакцій за «push-pull» механізмом. Проте було з’ясовано, що сполуки в яких електронна пара атома азоту, що безпосередньо зв’язаний з дифлуороциклопропаном знаходиться в ароматичному циклі – стабільні. 

Відповідно сказаному вище, завданням даної роботи стало синтезувати ряд білдинг-блоків на основі азольного гетероциклу N-декорованого дифлуороциклопропаном та функціоналізованого по 2,3,4-му положеннях, а також дослідити толерантність дифлуороциклопропільного фрагменту до умов поширених реакцій в органічному синтезі та реагентів.
 В результаті роботи було розроблено та відмасштабовано (>100г.) ефективний метод прямого дифлуороциклопропанування вінілпіразолу. Проте, було показано, що метод не ефективний для синтезу інших азолів. А також розроблено доступні методики синтезу ряду білдинг-блоків, що відповідають усім вимогам сучасної медичної та агрохімії.
Рис. 1. Узагальнена схема отримання білдинг-блоків
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Табл. 1. Толерантність N-(гем-дифлуороциклопропіл)піразолів в стандартних реакціях
	Стабільний
	Не стабільний

	HNO3 – H2SO4; Br2;
DMF – POCl3; LiBH4;
KMnO4 or MnO2;
2/12 M aq. HCl, 100˚C;
2 M aq. NaOH, 100˚C;
Pd(dppf)Cl2, B2Pin2, 80˚C;
Pd(PPh3)4, 85˚C;
Pd(OAc)2, PPh3, CuI, 85˚C.
	n-BuLi, LiHMDS, LDA or

i-PrMgCl*LiCl, THF, –78˚C;

LiTMP, THF, –100˚C;
H2 (1 atm), Pd-C, rt;
CH3C(O)Cl, AlCl3;
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