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ВВЕДЕНИЕ

5(4Н)-Оксазолоны являются легкодоступны-
ми и стабильными соединениями и вызывают все 
больший интерес в качестве перспективного ряда 
строительных блоков для создания разнообразных 
органических соединений. В последние 20–30 лет 
увеличилось количество исследований, нацелен-
ных на изучение возможности применения как 
насыщенных, так и ненасыщенных 5(4Н)-окса-
золонов для синтеза различных классов соедине-
ний с участием кремнийорганических реагентов. 
Существуют примеры получения с помощью этих 
реакций гетероциклических соединений (вклю-
чая производные имидазолов, имидазолонов, 
макроциклических лактонов, 1,2,3-триазолов 
и т.д.), 4,4-дизамещенных 5(4Н)-оксазолонов, 
α,α-дизамещенных α-аминокислот и их эфиров. 
Для некоторых процессов приведены механизмы 
превращений. Представлены примеры синтеза 
биологически активных и природных соединений 
на основе реакций с участием 5(4Н)-оксазолонов и 
кремнийорганических реагентов. Методы синтеза, 
разработанные на основе 5(4Н)-оксазолонов с уча-
стием кремнийорганических реагентов, могут рас-
ширить области их практического использования.

РЕАКЦИИ КРЕМНИЙОРГАНИЧЕСКИХ  
СОЕДИНЕНИЙ С НАСЫЩЕННЫМИ 

5(4Н)-ОКСАЗОЛОНАМИ

Взаимодействие насыщенных 5(4Н)-оксазоло-
нов (1) с тризамещенным хлорсиланом в зависи-
мости от условий реакции протекает в 2 направле-
ниях – N- или О-силилирование (схема 1). 

В первом случае получается мюнхенон (2), кото-
рый может реагировать как 1,3-диполь, участвуя в 
реакциях циклоприсоединения, образуя пятичлен-
ные гетероциклические соединения.

О-Замещенные продукты оксазолонов – си-
лилоксиоксазолы 3 – также являются хорошими 
синтонами для синтеза различных классов соеди-
нений. В некоторых реакциях хлорсиланы спо-
собствуют проявлению нуклеофильной природы 
оксазолона 1 при образовании производных α-а-
минокислот 4 (схема 1).

Синтез гетероциклов 1.1.1. Синтез имидазолов

Возможность насыщенных 5(4Н)-оксазолонов 
участвовать в качестве 1,3-диполярных агентов в 
реакциях циклоприсоединения использовали при 
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разработке метода синтеза мультизамещенных 
имидазолов 7 [1–5]. Реакция 5(4Н)-оксазолона 5 
с енаминами 6 в присутствии триметилхлорсилана 
(ТМХС) (схема 2, путь А) в дихлорметане приводит 
к целевым имидазолам 7 с хорошими выходами. 
Процесс является высоко диастереоселективным. 
Исследования, посвященные возможности при-

менения других силилорганических соединений 
[2], показали, что триэтилхлорсилан (ТЭХС) почти 
не уступает ТМХС, в то время как трифенилхлор-
силан менее активен, а триметилсилиловый эфир 
трифторметилсульфокислоты (ТМСТф) не эф-
фективен в качестве кислоты Льюиса для катализа 
этой реакции.

Схема 2
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Эта мультикомпонентная реакция с хорошими 
выходами (51-78%) была осуществлена также одно-
реакторным способом – взаимодействием оксазо-
лона 5, альдегида 8 и амина 9 в присутствии ТМХС 
в дихлорметане (схема 2, путь В) [1–3]. Установле-
но, что заместители при оксазолоне 5 (R1 и R2) име-
ют существенное влияние на диастереоизомерную 
чистоту продукта [3–5]. 

По данным [2], реакция протекает через обра-
зование N-силилированного аналога оксазолона – 
мюнхенона 10 (схема 3).

Метод был успешно применен для синтеза 
высокоэффективных физиологически активных 
полизамещенных имидазолов с различными био-
логическими свойствами [4]11], а также использо-
вался при конверсии конфигурации четвертичного 
атома углерода в положении 4 имидазола (схема 4) 
[12].

1.1.2. Синтез изоксазолидинонов

В присутствии таких кремнийорганических 
реагентов, как ТМХС или ТМСТф, протекает ре-
акция [3+2]-циклоприсоединения насыщенных 
5(4Н)-оксазолонов 11 с нитронами 12 с образова-
нием изоксазолидин-5-онов 13 с анти-конфигу-
рацией (схема 5) [13]. Установлено, что наилучшие 
выходы (71–99%) получаются при применении 
ТМХС в дихлорметане. Полученные данные свиде-
тельствуют о том, что заместители как в оксазолоне 
11 (R1, R2), так и в нитроне 12 (R3, R4) влияют на 
выход реакции [3+2]-циклоприсоединения. Как 
правило, реакции 2-фенил-5-оксазолонов 11 (R1 
= Ph) с нитронами, содержащими в бензольной 
группе электроноотрицательные заместители (12: 
R3 = C6H4 с 3-Br, 3-Cl, 4-Br, 4-Cl, 4-NO2 замести-
телями), по сравнению с нитронами, в которых R3 
= 4-метил- или 4-метоксифенильные фрагменты, 
приводят к сравнительно высоким выходам окса-
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золидонов 13. Между тем реакция циклоприсое-
динения 2-фенил-5-оксазолонов (11: R1 = C6H5) 
лучше протекает с нитронами 12, имеющими в по-
ложении 1 нафтильную (12: R3 = нафтил) или сте-
рически менее объемистую метильную (R4 = Me) 
группу в положении 2 нитрона 12. Реакции цикло-
присоединения препятствовали фенильная (R4 = 
Ph) и этильная (R3 = Et) группы в положениях 1 и 2 
реагента 12.

Отмечается [13], что на выход продукта циклопри-
соединения влияет также характер заместителей в 
оксазолоне 11.

5(4H)-Оксазолоны 11 с электронодонорными 
заместителями в фенильной группе в положении 2 
гетероцикла (11, R1 = 4-MeC6H4) приводят к срав-
нительно более высоким выходам конечных про-
дуктoв 13, чем оксазолоны с электроноакцептор-
ными заместителями в той же фенильной группе 
(11, R1 = 2-,3- или 4-ClC6H4). Фенильный или ме-
тильный заместители в положении 4 оксазолона (R2 
= Ph, Me) снижают выход продуктов 13, по сравне-
нию с фенильной группой с электроноакцептор-
ным заместителем (11, R2 = 4-Br- или 4-ClC6H4). 

Однако во всех случаях полученные оксазолидоны 
имеют высокую (20:1) энантиомерную чистоту.

Вероятно [13], реакция [3+2]-циклоприсоеди-
нения насыщенных 5(4Н)-оксазолонов 11 с нитро-
нами 12 протекает по схеме 6.

1.1.3. Синтез лактонов

Изучена [14] реакция насыщенных 5(4Н)-окса-
золонов 19 с 4-винилэтиленкарбонатами 20. При 
этом установлено, что в присутствии ТМХС ката-
лизируемый смесью трис(дибензилиденацетон)ди-
палладия (Pd2(dba)3) и трифенилфосфи на процесс 
протекает с [5+2]-циклоприсоединением с выхода-
ми 67–99% лактонов 21 (схема 7).

Как правило, выход реакции [5+2]-циклопри-
соединения сильно зависит от используемых суб-
стратов 19 и 20. Оксазолоны 19 с бензильным фраг-
ментом в положении 4 (R2 = CH2C6H5) и с арильным 
фрагментом, содержащим электроноакцепторные 
заместители в положении 2 (R1), в основном, при-
водят к хорошим результатам (67–99%). 

Предполагается, что реакция протекает по схе-
ме 8.
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Интересно, что наличие фенильной группы (R2 
= Ph) или отсутствие заместителя (R2 = H) в поло-
жении 2 оксазолона не приводит к образованию 
желаемого продукта 21. Отсутствие реакции на-
блюдалось также при взаимодействии 4-(4-хлор-

стирил)-4-фенил-1,3-диоксолан-2-она (20: R3 = 
Ph, R4 = 4-ClC6H4) и 4-фенил-4-(проп-1-ен-1-
ил)-1,3-диоксолан-2-она (20: R3 = Ph, R4 = Ме) с 
2-фенил-4-бензил-5-оксазолоном (19: R1 = Ph, R2 
= CH2C6H5). 

Схема 7
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Взаимодействие насыщенного 5(4Н)-оксазоло-
на 22 с ω-{[трет-бутилдиметилсилил]окси}-1-ал-
килйодидами 23 в присутствии литиевой соли 
ди-трет-бутиламина (LDA) и трис(диметилами-
но)фосфина (HMPT) приводит к образованию 
смеси С- и О-алкилированных продуктов 24 и 25, 

в которой С-алкилированный изомер 24 преобла-
дает (схема 9) [15].

После удаления О-защитной группы из оксазо-
лона 24 получен промежуточный продукт 26, ко-
торый подвергали рециклизации с образованием 
лактонов 27. Выходы последних в зависимости от 
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Îòìå÷àåòñÿ [16] òàêæå, ÷òî çàìåíà èíäîëà 28 íà ìåòèëîâûé ýôèð
((òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëèë)îêñè)-2-äèàçîáóò-3-åíîâîé êèñëîòû (31)
íå ïðèâîäèò ê [3+2]-ïðèñîåäèíåíèþ ñ îêñàçîëîíîì 29.
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количества n метиленовых групп (схема 9) коле-
блются в пределах 10–100%.

1.1.4. Синтез триазоиндолин-2-она

3-Диазоиндолин-2-он (28) в присутствии 
различных кислот Льюиса реагирует с 2-фе-
нил-4-бензил-5(4Н)-оксазолоном (29) с образова-
нием 3-(5-бензил-3-фенил-1Н-1,2,4-триазо-1-ил)
индолин-2-она (30) (схема 10) [16]. Эта реакция 
[3+2]-присоединения в присутствии 20 мол. % 
ТМХС приводит к образованию триазоиндо-
лин-2-она 30 с выходом 33%.

Отмечается [16] также, что замена индола 28 на 
метиловый эфир ((трет-бутилдиметилсилил)ок-
си)-2-диазобут-3-еновой кислоты (31) не приводит 
к [3+2]-присоединению с оксазолоном 29.

OMe

OTBS

N2

O

31

1.1.5. Синтез 1,3-азафосфолов 

N-Замещенные насыщенные 5(4Н)-оксазолоны 
32 (мюнхеноны) с 1-хлор-2-фенил-2-триметилси-
лилфосфаном (33) вступают в реакцию [3+2]-ци-
клоприсоединения с образованием азафосфолов 

34 [17]. Замена реагента 33 на трис-триметилси-
лилфосфин приводит к азaфосфоленам 35 (схема 
11) [18].

1.1.6. Синтез производных пролинов  
и оксазолопиридинов

5(4Н)-Оксазолоны, содержащие в положении 
4 цикла β-альдегидную (36: R3 = H) [19] или β-ке-
тонную (36: R4 = Ме) группу [20–22], в метаноле и 
в присутствии ТМСХ при комнатной температуре 
образуют метиловые эфиры пролина 37 в виде од-
ного диастереомера (схема 12).

Оксазолон (38) после раскрытия цикла MeOH/
ТМХС, без выделения, был подвергнут окислению 
м-хлорнадбензойной кислотой с образованием оп-
тически активного изомера глутаминовой кислоты 
39 (схема 13) [21, 22].

Синтез и превращения O-силилированных  
5(4Н)-оксазолонов

Установлено [23], что взаимодействие 2-бен-
зил-5-оксазолона (40: R = CH2Ph) с триметилхлор-
силаном в присутствии триэтиламина приводит к 
образованию 2-бензил-5-((триметилсилил)окси)
оксазола 41 (схема 14).

Последний под воздействием ДМФА-димети-
лацеталя (42) образует 2-бензил-4-(диметиламино-
метил)-5-оксазолон (43), тогда как реакцией с изо-
тиоцианатом (44) приводит к спирозамещенному 
5(4Н)-оксазолону 45 (схема 14). 

Схема 11
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R1 = Me, Ph; R2 = Ph, 4-MeOC6H4
.
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Реакция силилоксазола 41 с калиевой солью 
трет-бутилового спирта (46) приводит к аниону 
47 (схема 14). O-Силилоксазол 41 применяли также 
для синтеза ненасыщенных 5(4Н)-оксазолонов 48 
(схема 14) [24].

Установлено [25], что реакция О-силилоксазо-
лона 41 с азодикарбоновой кислотой 49 при 80оС 
в бензоле в течение 24 ч приводит к образованию 
триазола 50 с высоким выходом.

Позже в 1979 г. были предложены удобные ме-
тоды синтеза 5-триметилсилилокси-2,4-диза-
мещенных оксазолов 53 (схема 15) [26]. В случае 
стабильных 5(4Н)-оксазолонов 52 применяли их 
взаимодействие с ТМХС в присутствии триэтила-
мина (схема 15, путь А), тогда как нестабильные 
оксазолоны силилировали in situ (схема 15, путь Б). 

Там же изучена возможность применения со-
единения 53 в качестве диенов в реакции Диль-
са–Альдера с N-фенилмалеинимидом или диме-
тиловым эфиром малеиновой кислоты. При этом 
установлено, что аддукт 54 нестабилен и без выде-

ления разлагается с помощью силикагеля. Таким 
образом, производные пиридина 55 получены с 
высокими выходами (83–90%).

Согласно [27], силилированный 2-фенил-4-бен-
зил-5(4Н)-оксазолон (56: R = CH2Ph, R1 = Me) 
подвергается окислению с образованием соответ-
ствующего ненасыщенного оксазолона 57 в при-
сутствии различных окислителей (схема 16).

По данным [28], С-алкилирование 2-фе-
нил-5-((триизопропилсилил)окси)оксазола (56: 
R = Me, R1 = i-Pr) с кротональдегидом (58) и хло-
рирующим агентом 59 в присутствии органоката-
лизатора 60 протекает с высоким выходом (97%) и 
энантиоселективностью (˃99 ее) (схема 16).

Реакцией 5-силилоксиоксазолов 62 с галоге-
нангидридами карбоновых кислот 63 получают 
мюнхеноны 64 и 66, взаимодействие которых с ди-
метиловым эфиром ацетилендикислоты (ДМАК) 
приводит к 2 аддуктам циклоприсоединения 65 и 
67 (схема 17) [29].

Схема 13
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Схема 14
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В случае взаимодействия О-силилоксазола 68 с 
ДМАК в присутствии метилового эфира трифтор-
сульфокислоты (TFOMe) и CsF получен пиррол 69, 
тогда как реакция О-силилоксазола 68 с тиобензо-
феноном в тех же условиях приводит к образова-
нию тиоамида 70 (схема 18) [29].

Алкилирование С4-атома насыщенных  
5(4Н)-оксазолонов силилорганическими реагентами

Реакция 2-фенил-4-бензил-5-оксазолона (72a) 
с 3-ацетокси-3-триметилсилилпропеном (71) в 
присутствии каталитических количеств лиганда 77 
и [η3-C3H5PdCl]2 (76) приводит к образованию си-
лилированного оксазолона 73а с выходом 69% (ee 
98%) [30]. При этом получается также десилили-
рованный продукт 74a с выходом 27%, но энанти-

омерный избыток составляет всего 13% (схема 19). 
В этом случае не обнаружен аллилированный про-
дукт 75а. С менее затрудненным азлактоном 72b 
наблюдалась более сложная смесь продуктов.

При этом аллилированный азлактон 73b был 
выделен с выходом 53% (ее 97%). Десилилирован-
ный продукт 74b был получен с выходом всего 7%. 
Однако образовались дополнительные 2 продук-
та – региоизомерный аллилированный азлактон 
75b, полученый с выходом 20% (93% de и 99% ee), 
и Z-изомер алкена 73b с выходом 13%. Применение 
в качестве лиганда стильбендиамина 78 привело 
к уменьшению количества азлактона 75b (9%), но 
увеличило количество изомера Z-алкена 73b (16%). 
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Схема 15

 

R
HN

OO

OH

R1
O

N

R O

R1

O

N

R O

R1

SiMe3

51 52 53

NEt3/Me3SiCl

1) NEt3, 2) ClCOOEt, 3) Me3SiCl

Et2O

MeOCH2CH2OMe

A

Б

X

X

N

Me3SiO

O

RR1

COX
COX

N

HO

RR1

COX
COX

5455

a)R=Me, R1=CH2Ph, X,X =         ; b) R=R1= Me, X,X =        ;NPh

NPh

NPh

NPhc) R=Me, R1=CHMe2, X,X =        ; d) R=H, R1=Me, X,X=       ;

e) R=H, R1=Me, X=X=OMe

NH HN
OO

PPh3 Ph3P
Pd

Cl

Cl
Pd

Ph Ph

NH HN
OO

PPh3 Ph3P
76 77 78

Продукты реакции Pd-катализируемого алки-
лирования насыщенных 5(4Н)-оксазолонов 72b,c 
с гем-диацетатом 79 были применены при синтезе 
сфингофунгинов E и F (схема 20) [31, 32]. Алкили-
рование оксазолонов 72b,c осуществлено в при-
сутствии таких каталлизаторов, как Pd(PPh3)4 или 
димер аллилпалладия хлорида (76, (η3-C3H5PdCl)2) 
совместно с лигандом (1R,2R)-N,N’-(циклогексан-
1,2-диил)бис(дифенилфосфино)бензамидом (77). 
При этом получили 2 стереоизомера 80 и 81. По-
следний был использован как исходное вещество 
для многостадийного синтеза сфингофунгинов 82 
и 83 (схема 20).

Алкилирование С4 углеродного атома 2,4-ди-
фенил-5(4Н)-оксазолона (84) 3-(триметилсилил)

пропаргилбромидом осуществлено в ДМФА в при-
сутствии диизопропилэтиламина (схема 21) [33]. 
При этом силилсодержащий оксазолон 85 получен 
с выходом 85%.

Реакция 2-бензилокси-4-метил-4-карбоксиме-
тил-5-оксазолона (86) с хиральным индолином 87 
в присутствии бутиллития в ТГФ при –78оС приво-
дит к образованию продукта ацилирования индо-
лина 88 [34]. Последний был применен для синтеза 
(+)-дуккамицина А (89) (схема 22).

Гипервалентные йодсодержащиe реагенты 
фенил((триметилсилил)этинил)йодиниум то-
луолсульфонат (90) и 1-((триметилсилил)эти-
нил)-1,2-бензйодоксол-3(1Н)-он (91) в качестве 
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Схема 16
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донора ацетилена применяли для синтеза 4-алки-
нил-5(4Н)-оксазолонов 93 (схема 23) [35, 36].

При этом установлено [35], что в присут-
ствии реагента 90 и диизопропилэтиламина 
2-фенил-4-изобутил-5(4Н)-оксазолон (92: R = 
CH2CHMe2) происходит образование силилиро-
ванного продукта 93 (R = CH2CHMe2) с высоким 
выходом (96%), тогда как замена реагента 90 на 91 
приводит к десилилированному продукту 93 с R1 = 
H. Показана [35] пригодность силилсодержащих 
4-алкинил-5-оксазолонов (94) в качестве исходных 
соединений для синтеза различных α,α-дизаме-
щенных α-аминокислот 96–99 и пептида 95 (схема 
24).

Реакция асимметрического [4+2]-циклоприсое-
динения 2-(1-гидрокси-3-(триметилсилил)проп-2-
ин-1-ил)фенола (100) с насыщенным оксазолоном 
101 в присутствии фосфорной кислоты 102 проте-
кает с хорошим выходом и стереоселективностью 

с образованием 3,4-дизамещенного кумарина 103 
(схема 25) [37].

Показано [38], что реакция 4-замещенных ок-
сазолонов 104 с 4-метил-4-((триметилсилил)окси)
пент-1-ен-3-оном (105) в присутствии органока-
тализаторов 108 или 109 после десилилирования 
полученных аддуктов алкилирования приводит к 
4,4-дизамещенным оксазолонам 106 с высокими 
выходами и оптической чистотой (схема 26).

Последние являются хорошими исходными 
соединениями для синтеза оптически активных 
α,α-дизамещенных α-глутаминовых кислот 107.

При многостадийном синтезе карзинофил-
лина (азиномицина В – противоопухолевого ан-
тибиотика) [39–42] реакцией пирролов 110–112 
с 5(4Н)-оксазолонами 113–116 установили, что 
нагревание пиррола 110 с 3 эквивалентами окса-
золона 114 при 80оС в толуоле приводит к ненасы-
щенному оксазолону 117 (R = Ph, R1 = R2 = Bn) с 
выходом 33%. Однако при замене пиррола 110 на 
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пиррол 111 (где X = S) выход реакции возрастает до 
82% (схема 27) [39, 41]. При этом получается смесь, 
содержащая Z- и E-изомеры оксазолона 117.

Аналогичная реакция с участием пиррола 
112 с 2-[(Е)-2-(бензилоксиметил)метилпропе-
нил]-4H-оксазол-5-оном (116) в смеси толуол-пи-
ридин приводит к соответствующему оксазолону 
117 Е-конфигурации с выходом 47%, тогда как та 
же реакция с участием Z-изомера оксазолона 116 
приводит к смеси оксазолона 117 (R = PhCH2O-
CH2OCH2CH(CH3)=CH, R1 = Ac, R2 = Et3Si), со-

держащего 9,3% Z-изомера и 32% E-изомера окса-
золона 117- [42].

1.4. Синтез эфиров α,α-дизамещенных α-аминокислот

Реакция алкоголиза 4,4-дизамещенных 
5(4Н)-оксазолонов 118 в присутствии ТМХС была 
применена для синтеза α,α-дизамещенных α-а-
минокислот 119 (схема 28). Реакция, как правило, 
протекает в мягких условия (комнатная температу-
ра) с высокими выходами (50–99%) с сохранением 
оптической чистоты исходных оксазолонов [19, 20, 
22, 30, 43–47].

Схема 20
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Схема 21
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Метиловые эфиры N-бензоил-α,α-
дизамещенных α-аминокислот 121 получены ре-
акцией оксазолонов 120 в смеси дихлорметан–ме-
танол (1 : 1) в присутствии 2 эквивалентов ТМХС 

при комнатной температуре с хорошими выходами 
(43–58%) (схема 29) [48].

Спироциклические 5(4Н)-оксазолоны 122 с ме-
танолом в присутствии ТМХС при 40оС превраща-

Схема 23

 Me3Si I
TsO

Me3Si I O

O

90 91
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92 93

R = CH3,.CH(CH3)2,CH2CH(CH3)2, (CH2)2CH3, (CH2)3CH3, C(CH3)3, C6H5, 
CH2C6H5, CH2C6H4F-2, CH2C6H4F-4, CH2C6H4Cl-4, CH2C6H4Br-4,

       
(CH2)2SCH3, (CH2)4NHCbz.

R1= H, SiMe3

Схема 22
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Схема 24
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Схема 25
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+

ются в диастереомерно чистые метиловые эфиры 
123 с высокими выходами (81–100%) (схема 30) 
[49].

На примере (6S,10S)-2,6,10-трифенил-3-оксо-
1-азаспиро[4,5]дек-1-ен-4,8-диона (122: R1 = R2 = 
Ph) установлено [49], что при проведении той же 
реакции с участием диизопропилэтиламина вместо 

раскрытия оксазолонового цикла наблюдается об-
разование диметилкеталя 124 с сохранением S,S-
конфигурации транс-122 оксазолона.

Реакция раскрытия насыщенных 4,4-дизаме-
щенных 5(4Н)-оксазолонов в присутствии ТМХС 
осуществлена [43,50] сразу после синтеза 4-заме-
щенного 5(4Н)-оксазолона в одной колбе. При этом 
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Схема 26
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также наблюдается сохранение энантиомерной 
чистоты полученных метиловых эфиров. Таким 
образом, после реакции [3+2]-циклоприсоедине-
ния ненасыщенных олефиновых 2-фенил-4-бен-
зилиден-5-оксазолонов 125 с этиловым эфиром 
бутан-2,3-диеновой кислоты (126) в присутствии 
каталитических количеств фосфина 127 были син-
тезированы метиловые эфиры 128 с высокой энан-
тиомерной чистотой (ее 79–95%) воздействием на 
полученные насыщенные оксазолоны ТМХС в эта-
ноле (схема 31) [50].

Отмечается [43], что реакция раскрытия оксазо-
лонового цикла была применена в однореакторном 
синтезе метиловых эфиров 131 после алкилирова-
ния насыщенных 5(4Н)-оксазолонов 129 нитроал-
кенoм 130 (схема 32).

Двухстадийный однореакторный синтез сме-
шанных эфиров α,β-замещенной глутаминовой 
кислоты 133 осуществлен раскрытием оксазолоно-

вого цикла 132 смесью МеОН-ТМХС и последую-
щим окислением полученного метилового эфира 
в условиях реакции Байера–Виллигера с приме-
нением м-хлорнадбензойной кислоты (MCPBA) 
(схема 33) [20, 22].

РЕАКЦИИ КРЕМНИЙОРГАНИЧЕСКИХ  
РЕАГЕНТОВ С НЕНАСЫЩЕННЫМИ 

5(4Н)-ОКСАЗОЛОНАМИ

Исследования реакции ненасыщенных 
5(4Н)-оксазолонов с кремнийсодержащими ре-
агентами начались в 1989 г. [51]. Продуктом этих 
взаимодействий являлись, в основном, гетеро-
циклические соединения. 

2.1. Синтез ненасыщенных (4Н)-имидазол-4-онов

Взаимодействие 1,1,1,3,3,3-гексаметилдисила-
зан (ГМДС) с ненасыщенными 5(4Н)-оксазоло-
нами 134 в зависимости от условий реакции при-

Схема 28
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R1 = C6H5CHCH2COOPr-I, C3H7CHCH2CH=CHCOOMe,
C2H5CHCH2CH=CHCOOMe,
        C3H7CH=CH, C6H5CHCH2NO2, 4-MeOC6H54CHCH2NO2, 2-íàôòèëCHCH2NO ,   
        2-òèîôåíCHCH2NO2, C6H5CHCÎÎÌå, C6H5CHCOÎCH(Me)(COOPr-i)NHCOC6H5,
       C6H5S;
R2 = C3H7, i- C3H7, Me2CHCH2, CH3, CH3SCH2CH2, C6H5, C6H5CH2.

Схема 29
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Схема 30
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Схема 31
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Схема 32
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Схема 33
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водит к образованию различных продуктов (схема 
34). В случае проведения реакции в этилацетате, 
ацетонитриле или ДМФА при комнатной темпе-
ратуре получали первичные амиды N-замещенных 
α,β-дегидроаминокислот 135. В случае же кипяче-
ния в ДМФА реакция завершается образованием 
2,4-дизамещенных 5-арилиден-4Н-имидазол-4-о-
нов 136 [52–57]. В последнем случае ГМДС высту-
пает в роли как донора аммиака, так и дегидрати-
рующего агента. То есть имеет место двухстадийная 
тандемная реакция: образование амида α,β-деги-
дроаминокислоты 135 и его дегидратация в 4-ими-
дазолон 136. В пользу сделанного предположения 
свидетельствует факт получения 4-имидазолонов 
136 при взаимодействии амидов 135 с ГМДС [53, 
56, 57].

Однако, по данным [52], реакция ТМХС 
с первичным амидом N-бензоил-α,β-
дегидрофенилаланина (135: R = Ar = Ph) в ДМФА 
при 140оС приводит к смеси продуктов, состоящей 
из 2-фенил-5-бензилиден-4-имидазолона (136: R 
= Ar = Ph) и 2-фенил-4-бензилиден-5-оксазолона 
(134: R = Ar = Ph) (схема 34), тогда как в ацетони-
триле продуктом реакции является только 2-фе-
нил-4-бензилиден-5-оксазолон 134.

Установлено [58], что взаимодействие 2-фе-
нил-4-бензилиден-5-оксазолона (137) с арила-
минами 138 в присутствии ТМХС (схема 35, путь 
А) приводит к образованию 1-арил-4-бензили-
ден-5-имидазолона 139. Очевидно, что процесс в 
этом случае является двухстадийной тандемной ре-

акцией, протекающей через образование арилами-
да α,β-дегидрофенилаланина 140 (схема 35, путь В) 
с последующей дегидратацией с помощью ТМХС 
(схема 35, путь С). В пользу такого предположения 
свидетельствует факт синтеза 4-имидазолонов 139 
из амидов 140 с использованием ТМХС [58].

Отмечается, что метод синтеза 4-имидазолонов 
по пути А по выходам конечных продуктов усту-
пает методу С. По данным [59], выход 1,2-дифе-
нил-4-бензилиден-5-имидазолона (139: R = H), 
синтезированного по методу А, в течение 1 ч со-
ставляет 64%, тогда как [60] тот же 4-имидазолон 
139 (R = H) был синтезирован с выходом 60% ре-
акцией оксазолона 137 с анилином (138: R = H) в 
присутствии ацетата натрия в течение 6 ч.

Проведен однореакторный синтез 2,3,5-триза-
мещенных 4-имидазолонов 142 из 2-замещеных 
4-арилиден-5(4H)-оксазолонов 141, в качестве де-
гидратирующего агента применяли бистриметил-
силилацетамид (БТМСА) (схема 36) [61, 62].

Синтез осуществляли добавлением к пиридино-
вому раствору ненасыщенного 5(4Н)-окса-золона 
141 в пиридине первичного амина. После завер-
шения реакции образования амида N-замещенной 
α,β-дегидроаминокислоты прибавляли 2 эквива-
лента БТМСА и смесь кипятили при 100оС в тече-
ние 12–15 ч. При этом целевые 4-имидазолоны 142 
были получены с высокими выходами (52–99%). 
Позже при исследовании синтеза 2,3,5-тризаме-
щенных 4-имидазолонов с применением ТМСХ и 
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Схема 35
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Схема 34
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      4-t-BuC6H4, 2-ôóðèë.
Ar = C6H5, 4-BrC6H4, 3-O2NC6H4, 4-ClC6H4,  4-FC6H4, 4-MeOC6H4, 4-i-PrOC6H4,
3,4-CH2O2C6H3,
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ГМДС в качестве дегидратирующих агентов (схема 
37) [59] установлено, что однореакторный синтез 
(схема 37, путь С) с участием ГМДС тоже приводит 
к высоким выходам целевых имидазолонов 143, 
тогда как при использовании ТМСХ выходы (52–
72%) сравнительно низкие.

Недавно однореакторный синтез 1,2-ди-
ф е н и л - 5 - б е н з и л и д е н - 4 - и м и д а з о л о -
на (144) был осуществлен с применением 
N-триметилсилилимидазола (ТМСИ) [63]. При 
этом целевой продукт 144 выделен с выходом 52% 
(схема 38).

Схема 36
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R = CH3, C6H5, 4-NCC6H4, 4-Me2NC6H4, C6H5CH=CH;
R1 =  CH3, C6H5CH2, (CH2)3NHBoc, CH2COO-t-Bu, CH2-2-ôóðèë, C3H7;
Ar = H, 4-Me2NC6H4, 4-MeOC6H4, 2-ClC6H4.   

Схема 37
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Ar = C6H5, 4-BrC6H4, 4-MeOC6H4.
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Отметим, что реакцией ненасыщенных 
5(4Н)-оксазолонов с ГМДС, ТМХС, TMСИ и 
БТМСА были синтезированы различные биологи-
чески активные 4-имидазолоны, в том числе ана-
логи хромофора зеленого флуоресцентного белка 
[53–57, 63]. 

2.2. Реакция ненасыщенных 5(4Н)-оксазолонов  
с силилфосфанами

Силилфосфаны 145 реагируют с ненасыщен-
ными 5(4Н)-оксазолонами 146, образуя аддукт 
1,4-присоединения 147 за счет O=C–C=C сопря-
женного фрагмента оксазолона 146 (схема 39) [64]. 
Реакция с хорошими выходами протекает при ком-
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натной температуре. Оксазол 147 легко реагирует с 
кислородом с образованием оксида фосфина 148, 
который в присутствии воды, теряя силиловый 
фрагмент, превращается в фосфорилированную 
аминокислоту 149. Сульфурирование соединения 
147 приводит к стабильному оксиду тиофосфина 
150.

Последний в случае 2-метилзамещенного ана-
лога легко превращается в аминокислоту 152, тогда 
как 2-фенильный аналог 150 приводит к образова-
нию насыщенного оксазолона 151, из которого в 
присутствии избытка воды получены аминокисло-
ты 152.

Реакция ненасыщенных 5(4Н)-оксазолонов  
с фенилдиметилсиланом

По данным [65, 66], порфолактон, содержащий 
остаток ненасыщенного оксазолона 153, с 1 экви-
валентом реагента Вуллинза (RW) и в присутствии 
4 эквивалентов фенилдиметилсилана приводит к 
образованию дигидропорфолактона 154, тогда как 
увеличение доли силана до 100 эквивалентов при-
водит к тетрагидропорфолактону 155 (схема 40).

2.4. Реакция ненасыщенных 5(4Н)-оксазолонов  
с силилированными непредельными соединениями

Начиная с 1989 г. изучалась [51, 67–72] реак-
ция Дильса-Альдера с участием различных си-
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лилированных бутадиенов 156 и (Z)-2-фенил-4-
арилиден-5(4Н)-оксазолонов 157. Отмечается [67], 
что реакция (Z)-4-(бензо[d][1,3]диоксаль-5-ил-
метилен)-2-фенил-5(4Н)-оксазолона (157ж) 
с транс-1-метокси-3-триметилсилилоксибу-
та-1,3-диеном (156: R = R1 = Me, R2 = OMe, диен 
Данишевского) в запаянном флаконе при 160˚С 
приводит к продукту [2+4]-присоединения с обра-
зованием спирооксазолонa 158. При этом наблю-
далось образование одного изомера (схема 41). По 
данным [68], та же реакция с 2-фенил-4-бензили-
ден-5(4Н)-оксазолоном (157c), осуществляемая в 
толуоле при 160˚С, приводит к образованию смеси 
2 изомеров продукта [2+4]-присоединения – 158a 
и 158b в результате эндо- и экзо-атаки диена 156 на 
оксазолон 157c. Полученные изомеры в кислотных 
условиях превращены в спирооксазолоны 159a и 
159b с выходом 93% в соотношении 45 : 55 соответ-
ственно (схема 41).

Аналогичный результат описан в реакциях [70–
72] (R,Z)-4-((2,2-диметил-1,3-диоксолан-4-ил)ме-
тилен)-2-фенил-5(4Н)-оксазолона (157е), 4-(2-ме-
токсибензилиден)-5(4Н)-оксазолона (157г), 
4-(3,4-диметоксибензилиден)-2-фенил-5(4Н)-ок-
сазолона (157д), 4-этилиден-2-фенил-5(4Н)-ок-
сазолона (157a) и 4-(2,2-диметилпропили-
ден)-2-фенил-5(4Н)-оксазолона (157b) с диеном 
Данишевского. Отметим, что при этом в зависимо-
сти от структуры ненасыщенного оксазолона 157 
соотношение изомеров, полученных в результате 
эндо- и экзо-атаки, различается.

По данным [71], 1-триметилсилилоксибутадиен 
(156c) с диенофилом 157e также реагирует в рас-
творе дихлорметана при комнатной температуре в 
течение 24 ч с получением аддуктов смеси 160a и 
160b (1 : 2) с выходом 70% (схема 42). Интересно, 
что под давлением диенофил 157е с 1-ТМСО-бу-
тадиеном 156b (12.5 кбар, комнатная температура, 
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6 ч) давала только син-эндо-изомер 160a с выходом 
90% (схема 42). Таким образом, показано, что вы-
сокое давление лучше, чем термическая актива-
ция, для получения аддуктов Дильса–Альдера бо-
лее эффективно и стереоселективным способом. 
Использование этих 2 разных реакций активации 
предполагает альтернативные способы получения 
син-эндо-изомера 160a или син-экзо-изомера 160b с 
хорошими выходами.

Взаимодействие реагента 156b с ненасыщен-
ным оксазолоном 157f, содержащим в положении 
4 бензо[d][1,3]диоксол-5-илметиленовую группу , 
приводит к образованию продукта [2+4]-присое-
динения 161 (схема 43) с выходом 50% [66].

Установлено [66], что реакция 4-хлорметили-
ден-2-фенил-5(4Н)-оксазолона (162) с 2-трет-бу-
тилдиметилсилилоксибутадиеном (156г) не приво-
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дит к ожидаемому продукту [2+4]-присоединения 
163, вместо этого при комнатной температуре об-
разуется ненасыщенный 5(4Н)-оксазолон 164 (схе-
ма 44).

Реакция (Z)-4-((6-хлорпиридин-3-ил)мети-
лен)-2-фенилоксазол-5(4Н)-она (165) с реагентом 
Данишевского была использована [73] в синтезе 

биологически активного эпибатидина (166) – ал-
калоида, выделенного из кожи эквадорской лягуш-
ки (схема 45).

Аналогичная реакция с ненасыщенными 
5(4Н)-оксазолонами была использована при син-
тезе α-аминокислот с 7-азанорборнановым скеле-
том 167 [74].

Схема 44
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КРЕМНИЙОРГАНИЧЕСКИЕ  
ОРГАНОКАТАЛИЗАТОРЫ В РЕАКЦИЯХ 

5(4Н)-ОКСАЗОЛОНОВ

В литературе встречаются примеры примене-
ния кремнийорганических соединений в качестве 
органокатализаторов для различных реакций с 
участием как насыщенных, так и ненасыщенных 
5(4Н)-оксазолонов.

4 - Ги д р о к с и - 2 , 6 - б и с ( т р и ф е н и л с и л и л )
[2,1-d:1',2'-f][1,3,2]диоксафосфепин-4-оксид (168) 
был использован в аза-реакции Михаэля с участи-
ем Е-изомера 4-пропилиден-5(4Н)-оксазолона (E-
170) с трет-бутилгидроксикарбаматом (171) (схе-
ма 46) [75]
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изомера оксазолона 170 реакция с карбамидом 171 
в присутствии трифенилфосфина и катализатора 
168 приводит к соединению 173 с высокой энанти-
омерной чистотой (ее = 95%), на основе которого 
далее синтезирован пептид 174 с высокой оптиче-
ской чистотой [75].

Реагент 168 был использован в качестве катали-
затора при С4-алкилировании оксазолона 175 за-
мещенными 4-гидроксиметилфенолами 176 (схе-
ма 47) [76]. Выход конечного продукта 177 низкий 
(10%). Однако реакция в присутствии катализатора 
169 и трет-бутилдиметилсилилового эфира триф-
торметилсульфокислоты (TBSOTf) приводит к си-
лилированным аналогам азлактона 178.

Катализатор 168 применялся [77] также при 
асимметрическом трехкомпонентном синтезе пи-
ридонов 182 из насыщенных 5(4Н)-оксазолонов 
179. Эта реакция [4+2]-присоединения протека-
ет между оксазолоном 179, коричным альдегидом 
(180) и первичными аминами 181 в присутствии 20 

мол. % силилового катализатора 168 при 0оС (схема 
48).

В случае ариламинов 181 реакция в хлорофор-
ме протекает с образованием 3,4-дигидропиридо-
нов 182 с высокими выходами (62–91%) и стерео-
селективностью (62–94% ее). Замена ариламина 
181 на диэтиловый эфир 2-амино-2-бензилмало-
новой кислоты (183) в реакции с 2-фенил-4-ме-
тил-5(4Н)-оксазолоном (179: R = Me) приводит 
к пиридинонам 184, которые под воздействием 
трифторборида образуют производные бензо[a]хи-
нолизидинов 185 с высокими выходами и энанти-
оселективностью в пределах 90–97% ее (схема 48).

Хиральные катализаторы 186a и 186b в количе-
ствах 1 мол. % применялись при С4- алкилирова-
нии насыщенных оксазолонов 187 бензил- (188:  
R = C6H5CH2), аллил- (188: R = CH2CH=CH2) и 
пропаргилбромидами (188: R = CH2C≡CH), что 
приводило к образованию оксазолонов 189 с вы-
сокой стереоселективностью (схема 49) [78]. Уста-
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Схема 50
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новлено, что катализатор 186b приводил к диасте-
реомерам 189 в соотношении 95 : 5.

Õèðàëüíûå êàòàëèçàòîðû 186a è 186b â êîëè÷åñòâàõ 1 ìîë.% ïðèìåíÿëèñü
ïðè Ñ4- àëêèëèðîâàíèè íàñûùåííûõ îêñàçîëîíîâ 187 áåíçèë- (188: R = C6H5CH2), 
àëëèë- (188: R = CH2CH=CH2) è ïðîïàðãèëáðîìèäàìè (188: R = CH2C�CH), 
÷òî ïðèâîäèëî ê îáðàçîâàíèþ îêñàçîëîíîâ 189 ñ âûñîêîé ñòåðåîñåëåêòèâíîñòüþ (ñõåìà 49) [
78]. Óñòàíîâëåíî, ÷òî êàòàëèçàòîð 186b ïðèâîäèë ê äèàñòåðåîìåðàì 189 â ñîîòíîøåíèè 95:5.

N
P

N

N

N

ArAr

Ar Ar

Ph

Ph

Ph

Ph

186a 
Ar = 3,5-(Me3Si)2C6H3

,

186b Ar = 3,5-(t-BuMe2Si)2C6H3
.

Метод был применен для синтеза оптически ак-
тивных полипептидов с α,α-дизамещенными ами-
нокислотами 190 и 193 (схема 50).

Алкилирование С4-атома насыщенных 
5(4Н)-оксазолонов 198 эфирами бута-2,3-диено-
вой кислоты (199) катализируется различными 
фосфинами 194–197, содержащими тризамещен-
ный силиловый фрагмент [79].

Из них с высокими выходами и энантиомерной 
чистотой синтез 4,4-дизамещенных оксазолонов 
200 катализирует фосфин 194b (схема 51).

Установлено [19, 80], что органокатализаторы, 
синтезированные на основе пролинола 201–203, 
можно применять для алкилирования С4-атома 
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насыщенных 5(4Н)-оксазолонов 205 α,β-ненасы-
щенными альдегидами 204 (схема 52).

Օтмечается, что процесс нуклеофильно-
го присоединения насыщенных 4-замещенных 
5(4Н)-оксазолонов (205: R3 = алкил-, арил-) к 
α,β-ненасыщенным альдегидам 204 в присутствии 
трет-бутилдиметилсилилового эфира (дифенил)
пролинола (201) [80] и триметилсилилового эфира 
ди(3,5-трифторметилфенил)пролинола (202) [19] 
протекает с высокой энантиоселективностью и хо-
рошими выходами (схема 52).

По данным [80], сравнительно хорошие резуль-
таты (44–79%) с участием катализаторов 201–203 
получаются при проведении реакции Михаэля с 
применением катализатора 201 в толуоле при 0оС. 
Отмечается также, что на энантиоселективность 
влияет заместитель в положении 2 (R2) 5(4Н)-ок-
сазолона (205). Предложен [19] механизм реакции, 
согласно которому α,β-ненасыщенный альдегид 

204, взаимодействуя с катализатором через интер-
медиат 207 и далее с нуклеофилом 205, трансфор-
мируется в аддукт Михаэля 206 через промежуточ-
ное соединение 208 (схема 53).

В случае ненасыщенного 5(4Н)-оксазолона, 
содержащего метильную группу при олефиновом 
фрагменте 209, реакция с производными корично-
го альдегида 204 в присутствии органокатализато-
ров 201–203 приводит к образованию продукта ре-
акции присоединения по Михаэлю 210 с высокой 
стереоселективностью (схема 54) [81].

При этом реакция осуществляется в присут-
ствии основания (триэтил- или диизопропилэти-
ламина). Сравнительно высокие выходы соедине-
ний 210 с высокой стерео- и региоселективностью 
получены в случае применения катализатора 203. 
Аналогичная реакция с участием 2,4-диенальдеги-
да 211 протекает медленнее, но по выходам полу-

Алкилирование С4-атома насыщенных 5(4Н)-оксазолонов 198 эфирами бута-2,3-диеновой 

кислоты (199) катализируется различными фосфинами 194–197, содержащими 

тризамещенный силиловый фрагмент [79]. 
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чаемых продуктов 212 не уступает продуктам, по-
лученным реакцией с коричным альдегидом (схема 
54). Однако при введении в положение 6 диеналя 
фенильной группы соединения 214 реакция проте-
кала с низкой региоселективностью. В этом случае 

получена смесь продуктов 1,4- и 1,6-присоедине-
ния 215 и 216 соответственно (схема 55).

По данным [81], продукт 1,6-присоединения 
– (R,2E,7Z)-5-метил-7-(5-оксо-2-фенилоксазол-

Схема 52
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4(5Н)-илиден)-7-фенил-2-енальдегид (217) - под-

вергается эпоксилированию с пероксидом водоро-

да и в зависимости от оптического изомера реагента 

201 (R-201a или S-201b) приводит соответственно к 

изомеру 218a или 218b (схема 56).

Силиловый эфир 201 применяли [82] для ката-
лиза реакции Дильса-Альдера с участием ненасы-
щенных 5(4Н)-оксазолонов 220 с гексадиеналем 
219. При этом образуются C-4,4-дизамещенные 
спирооксазолоны 221 с высокой энантиомерной 
чистотой (ее 96–99%) (схема 57).
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Схема 58
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Схема 59
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В случае же циклического диена 222 реакция не-
насыщенного 5(4Н)-оксазолона 223 в присутствии 
катализатора 201 тоже приводит к образованию 
спироциклических продуктов 224 [83] с энантио-
мерным избытком до 99% (схема 58).

Применение силилированных амидов оксипро-
линов 226 и 227 в качестве катализаторов реакции 
присоединения насыщенного 5(4Н)-оксазолона 23 
к циклогексенону 225 приводит к аддукту реакции 
Михаэля 228 с низкой энантиоселективностью 
(схема 59) [84].

Установлено [85], что 2-(((трет-бутилди-
метилсилил)оксо)(6-метоксихинолин-4-ил)
метил)-5-винилхинуклидин (231) катализиру-
ет реакцию (Z)-2-фенил-4-(1-фенилэтилиден)-
5(4Н)-оксазолона (229) с метиловым эфиром 
2-(((трет-бутилокси)фенил)метил)акриловой 
кислоты (230) (схема 60). При этом выход окса-
золона 233 составляет 55% с соотношением про-
странственных Z-/E-изомеров 3 : 1 соответственно.

Катализаторы 231 [86] и серебряная соль 232 [87] 
были использованы также для органокаталическо-
го энантиоселективного присоединения насыщен-
ных 5(4Н)-оксазолонов 234 к N-тозилальдиминам 
235 (схема 61).

В результате получены 4,4-дизамещенные 
5(4Н)-оксазолоны 236 с высокой энантиомерной 

чистотой, которые при гидролизе образуют опти-
чески активные α,β-диаминокислоты 237.

В некоторых превращениях 5(4Н)-оксазолонов 
в качестве этерифицирующего агента был приме-
нен триметилсилилдиазометан (TMSCHN2) (схе-
мы 62–64) [88–94]․

Литий- и натрийгексаметилдисилазаны при-
меняли в качестве оснований в катализируемом 
палладием регио- и диастереоселективном алли-
ловом алкилировании с участием насыщенных 
5(4Н)-оксазолонов [95].

Взаимодействие 2-(п-метоксифенил)-4-фе-
нил-5(4Н)-оксазолона (238) с дифенилэтанолом 
(239) в присутствии бис-трифенилсилилдинафто-
фосфорной кислоты (168) приводит к образова-
нию дифенилэтилового эфира 240 с выходом 57% 
[96] (схема 65).

По данным [97], SiO2 тоже способствует раскры-
тию цикла насыщенного 5(4Н)-оксазолона в мета-
ноле.

По данным [98], катализатор на основе алка-
лоида цинхона 242 способствует образованию 
тиоэфиров N-замещенных аминокислот 243 (схе-
ма 66) из оксазолона 241 и меркаптана. В этом 
случае, несмотря на высокие выходы, тиоэфиры  
243 получаются с низкой оптической чистотой  
(ее 0–8 %).
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Схема 61
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Схема 62

 
N

O

Me

O

Ph

N OO

Ph

N
N

N

COOMe

Me

OO

Ph

Ph1) катализатор 
   ТГФ, к.т.

2) TMSCHN2

+

Схема 63

 

N

O
OMe

BrCbzHN(H2C)3O

COOMe

PMBON

BrCbzNH(H2C)3O

1)Ba(OH)2, диоксан-вода,    
PMBONH2

.
HCl, 60oC

2)TMSCHN2, C6H5, MeOH

Схема 64

N

O

Bn

O

Ph 1) катализатор, к.т.

2) TMSCHN2, MeOH
+

N
O

EtOOC

Boc
N

O

Boc

Ph

COOMe
Bn

EtOOC

Схема 65

N

O

Ph

O

O

+

HO
Ph

Ph

H
N

O
Ph

O

O Ph

O

Ph

238

239
240

толуол, 0oC

O

O

SiPh3

SiPh3

P
O
OH

168
(10 мол%)

РЕАКЦИЯ 5(4H)-ОКСАЗОЛОНОВ, С УЧАСТИЕМ КРЕМНИЙОРГАНИЧЕСКИХ РЕАГЕНТОВ



600 Топузян, ОГАНЕСЯН

ЖУРНАЛ  ОРГАНИЧЕСКОЙ  ХИМИИ № 5 2024том 60

ЗАКЛЮЧЕНИЕ

Реакции как насыщенных, так и ненасыщенных 
5(4Н)-оксазолонов с участием кремнийоргани-
ческих реагентов представляют большой интерес 
при создании различных классов веществ. Методы 
на основе этих взаимодействий находят широкое 
применение в синтезе биологически активных и 
природных соединений и служат в качестве альтер-
нативного подхода для создания целевых продук-
тов с высокими выходами и стереоселективностью, 
например, 4-имидазолонов или α,α-дизамещен-
ных α-аминокислот. 
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The review summarizes, systematizes and analyzes published literature data concerning the reactions of sat-
urated and unsaturated 5(4H)-oxazolones with various organosilicon reagents. Examples of the preparation 
of heterocyclic compounds, 4,4-disubstituted 5(4H)-oxazolones, α,α-disubstituted α-amino acids and their 
esters using these reactions are considered. For some processes, transformation mechanisms are given. Exam-
ples of the synthesis of biologically active and natural compounds based on reactions involving 5(4H)-oxazo-
lones and organosilicon reagents are presented.

Keywords: saturated 5(4H)-oxazolones, unsaturated 5(4H)-oxazolones, organosilicon reagents, organo-
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