АЛКІЛГІДРАЗОНИ В СИНТЕЗІ НЕСИМЕТРИЧНИХ ТРИЗАМІЩЕНИХ ПІРАЗОЛІВ
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Піразоли є важливим класом гетероциклів, що широко використовуються в різних галузях хімії та суміжних наук. Вони являють собою привабливий хемотип для медичної хімії: більше 90 існуючих препаратів, зареєстрованих в базі даних DrugBank, містять піразольний фрагмент. Найвідоміший підхід до побудови піразольного кільця є [3+2]-метод, що вимагає CCC біс-електрофілу і NN-бінуклеофілу, як вихідних будівельних блоків. Цей метод, однак, стикається з проблемою регіоселективності, коли застосовується для синтезу несиметричних полізаміщених піразолів. Один з альтернативних підходів є реакція CCNN-бінуклеофіла з C-електрофільним реагентом. Метод використовується для синтезу 1,3,4 - тризаміщених піразолів з ​​N-арильним замісником; це стосується циклізації N-арилгідразонів в умовах реакції Вільсмайєра - Хаака (ДМФ - POCl3).  Цей підхід був використаний і для N-ацильних гідразонів, і семікарбазидів, що дозволило синтезувати N-ацил і N-незаміщені піразоли.
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Сучасніі тенденції розвитку лікарських препаратів  змушують відійти від молекул, що містять ароматичні кільця і рухатися в напрямку sp3-збагачених молекул, з низькою молекулярною вагою, гідрофільних сполук. З цієї точки зору, використання N-алкілгідразонів аліфатичних кетонів  в [4+1]-підході для синтезу піразолів являє значний інтерес.

В даній роботі вивчено взаємодію реагента Вільсмайєра-Хаака з N-алкілгідразонами аліфатичних кетонів. Встановлено вплив стеричних та електронних ефектів замісників у вихідному гідразоні на протікання даної реакції
Структура отриманих сполук була доведена 1H, 13C, 19F, 31P ЯМР спектроскопією.
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