Синтез производных пиразолов, содержащих фрагмент антраниловой кислоты
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Пиразолы привлекают большое внимание благодаря своей разнообразной биологической активности (антиаритмические, противоопухолевые, противогрибковые и др.) [1]. Перспективным подходом к созданию новых лекарственных средств на основе пиразола является синтез молекул, имеющих в своей структуре помимо пиразольного также фрагменты других биологически активных соединений, например, антраниловой кислоты, производные которой известны в качестве обезболивающих, противовирусных агентов [2].
В данной работе представлен метод получения производных пиразола, содержащих фрагмент антраниловой кислоты, на основе реакции Pd-катализируемого кросс-сочетания этил-5-этинилацетилантранилата с замещёнными бензоилхлоридами и последующего взаимодействия полученных алкинилкетонов с производными гидразина в различных условиях.
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Использование этилового спирта вместо ацетонитрила в качестве растворителя значительно увеличивает конверсию (вплоть до количественной) и выход реакции, а также сокращает время реакции, однако в некоторых случаях при этом снижается региоселективность. Применение микроволнового излучения сокращает время протекания реакции ещё больше. Эти закономерности проявляются для реакций как с фенилзамещёнными, так и с метилгидразинами.
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