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Одним з методів вдосконалення потенційних лікарських засобів є введення різноманітних фторованих угрупувань, що надає уже відомим фрагментам нових цікавих та корисних властивостей. До таких угрупувань можна віднести фторовмісні насичені гетероциклічні сполуки, такі як 5-CF3-тетрагідрофуран, -тетрагідротіофен та -сульфолан.
В даній роботі нами було синтезовано низку 3-функціоналізованих 5-CF3-гетероциклів із застосуванням стереоселективних перетворень. Для цього було використано послідовні реакції Міхаеля та Дікмана з наступним декарбоксилюванням кетоестерів, що приводили до утворення кетонів 3 та 4. Ці кетони за реакцією Бухерера-Бергса було перетворено на гідантоїни, що за умов лужного гідролізу дали цільові α-амінокислоти 5 та 6. На їх основі було синтезовано низку захищених похідних. Окрім цього, відновленням кетонів 3 та 4 стереоспецифічно було отримано спирти cis-12 та cis-13. Для синтезу транс-ізомерів trans-12 та trans-13 було застосовано реакцію Міцунобу з наступним лужним гідролізом. Відповідні аміни cis- та trans-14–16 також були отримані у вигляді чистих діастереомерів. Їхні фізико-хімічні властивості підтверджують перспективність використання таких сполук як фрагментів в потенційних лікарських засобах.
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