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получения полимеров, в качестве агрохимикатов,3f 

люминесцентных красителей,3g ингибиторов корро-

зии,3h,i а также хиральных лигандов в асимметрическом 

каталитическом органическом синтезе.3j 

Впервые синтез оксазолинов и оксазолов конденсацией 

TosMIC с альдегидами в оснóвных условиях осуществил 

А. ван Лейзен в 1972 г.2a Далее реакция получила широкое 

распространение в основном за счет варьирования замес-

тителей в карбонилсодержащем субстрате,2а,4–12 а также 

за счет изменения условий реакции.13–21 Однако в мировой 

литературе весьма ограниченны примеры использования в 

указанной реакции α,β-непредельных альдегидов.  

Введение 

Тозилметилизоцианид (TosMIC, реактив ван Лейзена) 

и его производные представляют важный класс поли-

функциональных реагентов, что делает их востре-

бованными строительными блоками в целенаправ-

ленном органическом синтезе.1 На основе реакции 

TosMIC с альдегидами можно получить широкий ряд 

практически значимых пятичленных гетероцикличе-

ских соединений (пирролов, имидазолов, оксазолов).2 

Оксазолы и оксазолины (4,5-дигидрооксазолы) являются 

ключевыми структурными фрагментами биологически 

активных соединений и лекарственных препаратов.3 

Кроме того, оксазолы и оксазолины используются для 

В микрообзоре обобщены литературные данные по синтезу оксазолов и оксазолинов на 

основе реакции тозилметилизоцианида с α,β-непредельными альдегидами.  

Синтез оксазолинов 

Екатерина А. Верочкина, к. х. н., старший науч-

ный сотрудник лаборатории галогенорганиче-
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Виктория Г. Федосеева в 2016 г. окончила  

Иркутский государственный университет, в 

2018 г. – магистратуру Иркутского националь-

ного исследовательского технического универ-

ситета, в настоящее время защитила диссертацию 

на соискание ученой степени к. х. н. Научные 

интересы связаны с синтезом гетероциклов на 

основе α,β-непредельных альдегидов. 

Синтез оксазолинов представлен единичными приме-

рами. В 1972 г. ван Лейзен описал синтез оксазолина 3 

из акролеина 1, простейшего представителя α,β-непре-

дельных альдегидов, и TosMIC (2) в классических 

условиях реакции ван Лейзена (K2CO3, MeOH). Выход 

целевого продукта 3 составил 53%.2а 

В 2019 г. продемонстрирован метод синтеза 5-алкинил-

4-тозил-1,3-оксазолинов 5 из 3-замещенных пропина-

лей 4 и TosMIC (2).10 Реакция происходит исключи-

тельно по альдегидной группе, а тройная связь сохра-

няется в продукте. 
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Синтез оксазолов 

Широкий ряд 5-арил(гетарил)этенилоксазолов 7 обра-

зуется в реакции соответствующих α,β-непредельных 

альдегидов 6 и TosMIC (2) при кипячении в среде 

MeOH. Целевые оксазолы 7 были успешно использованы  

в фотохимическом синтезе конденсированных гетеро-

циклов.9 

Аналогично при взаимодействии пропиналей 4 с  

TosMIC (2) формируется структура неизвестных ранее 

5-алкинилоксазолов 8.10 Следует отметить, что введе-

ние тройной связи, а также гетероатома Si или Ge 

потенциально может расширить синтетические и 

биологические возможности полученных гетеро-

циклов.  

В 2020 г. получен ряд оксазолов 10 на основе 

2-алкилсульфанил- и 2-алкоксизамещенных 3-арил-

(гетарил)пропеналей 9 и TosMIC (2) в классических 

условиях.11 Гетероатомный заместитель в положении 2 

не оказывает влияния и реакция происходит хемо-

селективно по карбонильной группе с хорошими выхо-

дами (73–89%). 

Похожая реакция полиненасыщенных альдегидов 11 

приводит к образованию оксазолов 12 с выходами 74–

80%.12 Наличие нескольких электрофильных центров в 

молекуле 2-сульфанилзамещенных 2-ен-4-иналей 11 не 

препятствует селективности реакции.  

В 2009 г. предложен однореакторный метод синтеза 

4,5-дизамещенных оксазола 14 с использованием  

TosMIC (2), бутилбромида и коричного альдегида (13) 

в ионной жидкости. Преимуществом предложенного 

способа является возможность повторного исполь-

зования ионной жидкости (до 6 раз) в качестве 

растворителя, а также отсутствие необходимости 

нагревания и высокий выход продукта 14.17 

Работа выполнена в рамках государственного задания 

Иркутского института химии им. А. Е. Фаворского 

СО РАН (№121021600264-5). 
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Заключение 

Таким образом, основным методом синтеза оксазоли-

нов и оксазолов из α,β-непредельных альдегидов 

является реакция ван Лейзена, которая протекает 

селективно с участием только альдегидной групппы. 

Следует отметить, что не во всех случаях можно 

остановить реакцию на промежуточных оксазолинах. 
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