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2. Functionalized 1λ6-isothiazolidine-1,1,4-triones

Реферат:
1. З цією метою був вдосконалений і вперше застосований для отримання спіроциклічних сполук метод
синтезу 1λ6-ізотіазолідин-1,1,4-трионів на основі α-амінокислот, а також вперше проведено систематичне
вивчення хімічних властивостей 2,3,3-тризаміщених 1λ6-ізотіазолідин-1,1,4-трионів, в тому числі досліджено
вплив спіроциклічних замісників в положенні С(3) на реакційну здатність карбонільної і активної
метиленової груп даних гетероциклів. Вивчено взаємодію N-метил-1λ6-ізотіазолідин-1,1,4-трионів із рядом
електрофільних та нуклеофільних агентів. Вперше одержано відповідні енаміни, гідразони, оксими,
продукти реакції Віттіга, продукти алкілування, ацилювання, нітрозування та азосполучення; розширено ряд
продуктів конденсації. Трифенілкарбалкоксиметиленфосфоран вперше описано в якості ацилюючого агента.
Вперше проведено відновлення карбонільної групи 1λ6-ізотіазолідин-1,1,4-трионів до гідроксильної. Вперше
здійснено гідроліз 5-[(Z)-(диметиламіно) метиліден] -1λ6-ізотіазолідин-1,1,4-трионів, а також заміщення в них



диметиламіногрупи N- та C-нуклеофілами. В процесі роботи над поставленими завданнями були розроблені
доступні, надійні і придатні для масштабування синтетичні підходи до 1-аміноциклопропан- і 1-
аміноциклобутан- карбонових кислот. Отримані в результаті роботи експериментальні дані систематизовані
і теоретично обґрунтовані.

2. During the present research the synthesis of β-keto-γ-sultams from α-amino acids was for the first time
accomplished at room temperature and applied to obtaining spirocyclic compounds. The first 2,3,3,5-
tetrasubstituted β-keto-γ-sultam was also obtained by direct cyclization. Moreover, affordable, reliable and scalable
synthetic approaches to 1-aminocyclopropane- and 1-aminocyclobutanecarboxylic acids were elaborated. The first
systematic study of the chemical properties of 2,3,3-trisubstituted 1λ6-isothiazolidine-1,1,4-triones was conducted,
including exploration of the effect of spirocyclic substituents at the C(3) position on the reactivity of the carbonyl
and active methylene groups of the heterocycles. The reactivities of 2,3,3-trimethyl- and 2-methyl-3-spirocyclo-
substituted 1λ6-isothiazolidine-1,1,4-trionestowards a range of nucleophilic and electrophilic reagents were
compared. As a result, first 2,3,3-trimethyl- and 2-methyl-3-spirocyclo-substituted 1,1-isothiazolidinedione-4-
hydrazones and-oximes, 4-ethoxycarbonylmethylidene-1,1-isothiazolidinediones, 4-pyrrolidinyl- and 4-anilino-
2,3-dihydro-1H-1λ6-isothiazole-1,1-diones, 5,5-dimethyl-, 5-benzoyl-1,1,4-isothiazolidinthriones, 1,1,4-
isothiazolidinthrione-5 -carboxamides, -5-carbothioamides, -5-hydrazones, as well as 2,3,3-trimethyl-substituted
4-chloro-1,1-dioxo-2,3-dihydro-1H-1λ6-isothiazole-5-carbaldehyde, 1λ6-isothiazolidine-1,1,4,5-tetron-5-oxime and
2-methyl-3-spirocyclopropyl-substituted 5-ethoxy-methylidene-, 5-phenylmethylidene-, 1,1,4-isothiazolidine and
a set of 2-methyl-3-spirocyclo-substituted 5-dimethylaminomethylidene-1,1,4-isothiazolidinetriones were
obtained. The first acylation of α-methylene active ketone with Wittig's reagent to yield previously unknown 2,3,3-
trimethyl-1,1-dioxo-5-[2-(triphenylphosphonio)acetyl]-2,3-dihydro-1H-1λ6-isothiazole-4-olate is described. The
first reduction of the carbonyl group of 1λ6-isothiazolidine-1,1,4-triones to the hydroxyl group is reported.
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