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Фторовані конформаційно обмежені мотиви широко визнані перспективними хемотипами для відкриття сучасних лікарських засобів. Введення фторованих замісників у насичені кільцеві системи має комплексний вплив на фізико-хімічні властивості, що важливо для параметрів ADME відповідних похідних.
Серед відомих фторованих кільцевих систем похідні циклобутану представляють особливий інтерес завдяки унікальним конформаційним властивостям такого кільця. На даний момент ця тематика є недостатньо дослідженою, а підходів, які дозволяють отримувати діастереомерно чисті фторовані циклобутани, відомо дуже мало.
У ході дослідження був розроблений синтетичний підхід до синтезу фторовмісних похідних 1,3-заміщених циклобутанів. Одним з ключовимх етапів синтезу є отримання діастереомерно чистого ціаноестеру 4, що включав SN2 реакцію за участі трифлільної похідної 3. Важливо відзначити, що таке перетворення для тозилатних похідних відбувається за більш жорстких умов та з утворенням діастереомерної суміші продуктів. Наступним важливим етапом є селективне відновлення естерного угрупування в присутності нітрильної групи, яке відбувається за низьких температур з використанням алюмогідриду літію і дозволяє отримувати ціаноспирт 5. З нього в 3 стадії  з високими виходами ми отримали цільові кислоти 10,11, з яких за реакцією Курціуса було одержано відповідні аміни 12 та 13.
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Даний синтетичний підхід дозволяє синтезувати широкий спектр діастереомерно чистих похідних 1,3‑заміщених циклобутанів, які можуть бути використані як перспективні білдинг блоки для потреб медичної хімії.
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