Использование диареназацена и его аналогов в синтезе циклов средних размеров
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Одним из актуальных направлений развития медицинской химии в последние годы являются исследования в области методов получения циклов средних размеров (ЦСР) и изучения их свойств. Повышенный интерес вызван тем, что соединения, содержащие 8-12 членные циклы, обладают такими важными свойствами, как повышенная биодоступность, клеточная проницаемость и метаболическая стабильность (в сравнении с их линейными аналогами и циклами меньшего размера).

Однако, в современных скрининговых библиотеках ЦСР практически не представлены, что связано с их синтетической труднодоступностью из-за наличия трансаннулярного напряжения. Таким образом, поиск новых методов синтеза ЦСР, где в качестве прекурсоров выступают доступные соединения, остается актуальной задачей.

Ранее в нашей научной группе был разработан подход к получению 10-членных лактамов, в основе которого лежала реакция раскрытия гидратированного имидазолинового фрагмента (HIRE ( Hydrated Imidazoline Ring Expansion) в конденсированных системах [1]. 
В данной работе был предложен альтернативный подход к формированию ЦСР, заключающийся во введении N-замещённых аминоэтанолов в реакцию с хлорпроизводными диареназацена и его аналогов (рис.1). 
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