Новий реагент для синтезу гем-дифторостиренів
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Введення фтору в органічні молекули змінює їх властивості і часто підвищує біологічну активність, з чого випливає підвищений інтерес до методів отримання фторовмісних сполук, які потенційно можуть бути цінними у фармакології, медичній хімії, агрохімії та матеріалознавстві.
Гем-дифторовінільні похідні проявляють унікальні властивості завдяки особливим стеричним і електронним ефектам фтору. Вони є не лише перспективними будівельними блоками для пошуку лікарських засобів, а ще й мономерами для синтезу функціональних полімерів. Більше того, гем-дифтороалкени часто виявляють значну біологічну активність. Наприклад, вони діють як препарати проти герпесу і як інгібітори скваленепоксидази –гіполіпідемічні агенти. Використання дифторовінільних похідних викликає значний інтерес, оскільки дифторовініліденовий фрагмент вважається ізостером карбонільної групи.
Завдяки подвійному зв’язку гем-дифторвінільна група може бути перетворена на 2,2,2-трифтороетильну, відновлена до монофторовінільної, дифторометильної або може бути використана у синтезі фторованих гетероциклів.
У попередніх роботах гем-дифторолефінування здійснювалося за реакціями типу Джуліа, Віттіга, Хорнера – Водстворта – Еммонса або приєднання дифторокарбенів до фосфонієвих ілідів, а також використання металорганічних сполук. Згадані методи мають певні обмеження щодо функціональних груп, що можуть бути присутніми молекулі, як правило, за рахунок використання сильних основ.
Метою цієї роботи було створення нового реагенту для одержання 1,1-дифторостиренів, що міг би подолати обмеження вже відомих методів, а також був більш зручним у використанні та стабільним при довготривалому зберіганні. Нами було синтезовано пінаколовий естер гем-дифторовінілборонової кислоти (1), а також підібрано оптимальні умови та проведено реакції крос-сполучення Сузукі за його участі, яка показала високі виходи цільових продуктів. Будова нових сполук доведена методом ЯМР та масс-спектроскопії.
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