Zn-катализируемая реакция циклизации пропаргиламидов с BocNHNH2 как метод синтеза замещенных 1,2,4-триазинов
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В наших недавних исследованиях, направленных на выявление новых гетероциклических скаффолдов для медицинского применения, мы рассматривали реакцию гидроаминирования N-бензоилпропаргиламина (1) с Вос-гидразином в присутствии Zn(OTf)2. Похожая реакция с фенилгидразинами исрльзовалась для получения 5-аминоиндолов [1] через внутримолекулярную конденсацию по Фишеру. Гидрогидразинирование с BocNHNH2, которое не может протекать по механизму реакции Фишера, проводили с целью получения N-(Boc)аминоимидазолов (2). Однако в ходе реакции вместо ожидаемого аминоимидазола (2) мы получили 6-метил-3-фенил-4,5-дигидро-1,2,4-триазин (3).
В ходе эксперимента были оптимизированы условия проведения реакции, и в результате нами был представлен новый двухстадийный one-pot синтез, посредством которого был получен ряд 3,6-замещенных 1,2,4-триазинов.
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В данной работе предложен новый эффективный метод синтеза производных 1,2,4-триазина. Гидрогидразинирование различных пропаргиламидов BocNHNH2 в присутствии Zn(OTf)2 дает дигидро-1,2,4-триазины (с отщеплением защитной группы), которые могут быть ароматизированы in situ K3[Fe(CN)6].
Работа выполнена при финансовой поддержке РНФ (проект № 14-50-00069).
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