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Синтез і використання функціоналізованих етинілоксазолів у клік-хімії 

Борбат І.В.1,2, Гойда А.Є.1,2, 
Барун П.О.1,2, Ващенко Б.В.1,2
1 Київський національний університет імені Тараса Шевченка, вулиця Володимирська, 60, Київ 01601, Україна
2 ТОВ «Єнамін», вулиця Вінстона Черчилля, 67, Київ 02094, Україна
i.borbat@enamine.net
Синтез оксазолів, заміщених етинільною групою, досі був обмежений через складність синтезу та чутливість гетероциклічного кільця, що ускладнювало їх доступність і використання в дизайні лікарських засобів. У цій роботі представлені методики багатограмового синтезу з ізомерних галогенідів етинілоксазолів, заміщених по С(4)- та C(5)-положенях, а також незаміщеного 2-етинілоксазолу. Крім того, проведено синтез С(2)-заміщених 5-етинілоксазолів, а також С(2)/С(5)-заміщених 4-етинілоксазолів. Розроблені підходи до ізомерних у більшості випадків полгали у каплінгу за Соногаширою з подальшим зняттям захисної С-силільної групи для отримання термінальних алкінів. Показано, що отримані етинілоксазоли можна розглядаати як універсальні будівельні блоки для ефективної «клік-хімії» для синтезу триазолів з високою чистотою та виходами понад 90%, що є перспективним для застосування у сучасній синтетичній та медичній хімії.
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