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Циклы среднего размера (ЦСР) обладают высокой аффинностью к биологическим мишеням благодаря оптимальному соотношению жесткости структуры и конформационной подвижности таких молекул [1]. Особенностью ЦСР является сложность их получения методами прямой циклизации, поэтому исследование новых путей синтеза этих соединений является актуальной задачей органической химии. Один из наиболее перспективных подходов к формированию ЦСР – реакция расширения полициклических конденсированных систем. В нашей научной группе был разработан метод получения ЦСР путем расширения гидратированного имидазолинового фрагмента в конденсированных гетероциклических системах (HIRE – Hydrated Imidazoline Ring Expansion, Схема 1А) [2].
В предыдущих исследованиях для реакции расширения систем 1 мы использовали О-нуклеофил, что приводило к формированию ЦСР с амидным фрагментом 2 (в случае наличия активирующей электрон-акцепторной группы в арильном фрагменте полициклической системы) или побочных продуктов – N-(аминоалкил)гетероазепинонов 3 (в случае неактивированных систем). В ходе данной работы установлена возможность расширения систем 4a-s под действием S-нуклеофила, а также оптимизированы условия этого превращения. В результате получены не описанные ранее ЦСР 5a-s, содержащие тиоамидную группу (Схема 1Б). Интересно, что продукты расширения цикла были получены даже в случаях, когда исходные системы не содержали активирующий заместитель.
[image: ]
Схема 1. Реакция расширения имидазолин-конденсированных систем  
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