ФУНКЦІОНАЛІЗАЦІЯ трет-БУТИЛ-1,2,3-ТРИАЗОЛ-4-КАРБОКСИЛАТУ ЗА ДОПОМОГОЮ ЕЛЕКТРОФІЛЬНИХ РЕАГЕНТІВ
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 Київський національний університет імені Тараса Шевченка 
01601, Київ, вул. Володимирська, 64/13; e-mail kostya.pecheniuk@gmail.com
1,2,3-триазол є привабливим білдінг блоком, оскільки він може виступати ізостером таких функціональних груп, як естерна та амідна, аналогом «жорстких» олефінів та гетероциклів ((.
Властивості 4,5-дизаміщених 1,2,3-триазолів є мало вивченими через їх обмежену доступність. Більшість методів, що існують, дозволяють одержувати 1,2,3-триазоли з алкільними чи арильними замісниками, серед яких біфункціональні сполуки є мало представленими.
Нами розроблено метод функціоналізації N-захищеного трет-бутил-1,2,3-триазол-4-карбоксилату за 5 положенням за допомогою електрофільних реагентів. Ключовою стадією є металювання під дією TMPMgCl·LiCl чи BuLi/TMEDA. Розроблений метод є універсальним та дозволяє вводити в ядро триазолу C-, P- та S-електрофіли. Зняття захисних груп дозволило отримати низку N-незаміщених похідних 1,2,3-триазол-4-карбонової кислоти, які містять різні функціональні групи у 5 положенні.
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(i) CuI, ТГФ; (ii) TMPMgCl·LiCl, ТГФ, HCON(Me)2/MeCONMeOMe/PO(Me)2Cl/MeSSO2Me; (iii)(RuCl3(H2O, NaIO4, CH3CN-CHCl3-H2O (4:4:2); (iv) H2, 10% Pd/C, EtOAc; (v) HCl, діоксан; (vi) BuLi, TMEDA, ТГФ, TsCN; (vii) (NH4)2Ce(NO3)6, CH3CN-H2O (8:2).

Даний метод дозволяє синтезувати широкий спектр похідних 1,2,3-триазол-4-карбонової кислоти, які можуть бути використані як перспективні білдинг блоки в синтетичній органічній та медичній хімії.
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