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Оксазол є одним із найбільш важливих гетероциклів в органічному синтезі та розробці лікарських засобів, який часто зустрічається як структурна одиниця природних речовин і синтетичних сполук із широким спектром біологічної активності. Розвиток паладій-каталізованих реакцій в органічній хімії зробив можливим альтернативний підхід до синтезу похідних оксазолу та значно збільшив різноманіття наявних похідних, на відміну від класичних реакцій гетероциклізації. Даний підхід передбачає використання ізомерних галоген-заміщених оксазолів як будівельних блоків.1 Метою даної роботи було обрано використання незаміщеного та 5-заміщених оксазолів 1 для синтезу 4-йодо- і 2,4-дийодо​оксазолів 2, а також дослідження різниці реакційної здатності атомів Йоду при С(2)- і С(4)-положеннях. Літіювання 1 дією LiHMDS у присутності DMPU із подальшим галогену​ванням (I2, –78 °C) було  успішно застосовано для синтезу  ряду 2,4-дийодооксазолів 2 з виходами 55–88%. Оскільки атом Йоду при С(2)-положенні є більш рухливим, подальші синтетичні перетворення проводились спочатку по С(2)-положенню, залишаючи шляхи для подальших модифікацій отриманих оксазолів за другим атомом Йоду. Зокрема, можливим є селективне відновлення С(2)-галогену із утворенням 4-йодооксазолів обробкою похідних 2 водним розчином Na2S2O5 при 100 °С. Внаслідок гетерогенності реакції монодейодування, виходи продуктів 3 та час повної конверсії корелювали із гідрофобністю субстратів 2а–с (1–2 год) та 2d–f (4–5 год).
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Інший приклад модифікації С(2)-положення полягає у регіоселективному арилюванні аліфатичних амінів дийодидами 2, що було продемонстровано синтезом сполук 4 та 5.  Серед вивчених реакцій кросс-сполучення, реакція Соногашира оксазолу 2a із Ph- TIPS-заміщеними алкінами  завершились утворенням двох регіоізомерів 6 та 7 у співвідношенні 9:1 в обох випадках. Натомість, спроби ввести дийодиди 2 у реакцію кросс-сполучення Сузукі з бороновими кислотами за класичних умов призводили до утворення дизаміщення. Для вирішення проблеми регіоселективності реакції каплінгу, синтезовано 2-хлоро-4-йодооксазол (8) металюванням – хлоруванням 3а, що містить різні за рухливістю атоми галогенів.
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