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Ароматичні сульфонілхлориди та флуориди є дуже поширеними білдинг-блоками в сучасному органічному синтезі. Їх похідні виступають структурними елементами багатьох лікарських речовин із широким спектром дії. Задля розширення наявних бібліотек сполук та синтетичних можливостей, нами було обрано за мету дослідити можливість отримання (Bpin)-заміщених бензенсульфонілхлоридів за допомогою стандартних перетворень. Зокрема, розроблено підходи до синтезу о,п-EWG-заміщених нітро- або трифлуорометил- вмісних (Bpin)-бензенсульфонілхлоридів (Схема 1). Метод синтезу полягає в отриманні (Bpin)-замішених анілінів 2a–i з бромоанілінів 1a–i за допомогою реакції Міяури. Отримані аніліни 2a–i були перетворені у відповідні солі діазонію із наступним їх перетворенням у сульфонілхлориди 3a–i. У ході проведення синтезів було відмічено, що наявність EWG-замісників саме в о,п-положеннях відносно аміногрупи призводить до утворення сульфонілхлоридів без домішок, водночас м-заміщені субстрати у результаті реакції перетворювалися на феноли та/або хлориди.
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Схема 1. Синтез SO2Cl-вмісних фенілборонпінаколатів 3a–i
Для сульфонілхлориду 3a була перевірена можливість його перетворення на SO2F-вмісний трифлуороборат 4a (Схема 2). Отримана сполука була введена в реакцію Сузукі задля перевірки її реакційної здатності та селективності синтезу модельного сульфонілфлуориду 5a. Структури проміжних та цільових сполук доведено за допомогою 1H, 13С та 19F ЯМР спектроскопії та мас-спектрометрії.

[image: image2.emf]S

O O

Cl

NO

2

S

O O

F

NO

2

Bpin

BF

3

K

S

O O

F

NO

2

N

Cl

KHF

2,

 MeOH/H

2

O

rt, 3h

80%

2-chloro-4-iodopyridine,

K

3

PO

4,

Pd(OAc)

2,

 PPh

3

1,4-dioxane/H

2

O

60°C, 6h

52%

3a

4a

5a


Схема 2. Синтез SO2F-заміщеного фенілтрифлуороборату калію 4а 
та сульфофлуориду 5а
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