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V minulych desetiletich byly 1,2,3-triazoly pouZivany pfi vyvoji Iékl k modifikaci struktury
biologicky aktivnich slou¢enin. Diky svému prostorovému usporadani a rozloZeni elektronové hustoty
je triazolovy skelet Siroce vyuZivanym bioisosterem amidové vazby, jehoz zaclenéni do molekul IéCiv
muze vést ke zlepSeni farmakologickych vlastnosti.1 Vyrazny narlst zajmu o 1,2,3-triazoly pfisel po
objeveni azid-alkynové cykloadicni reakce, jez oteviela cesty k syntéze rozsahlého spectra sloucenin a
pfispéla k rozvoji bioortogondlni chemie. Kondenzace triazolového kruhu ke struktute jinych
heterocyklt vede k vytvofeni neséetného poctu triazolem fuzovanych heterocykld. Rada z téchto
sloucenin vykazuje pozoruhodné biologické vlastnosti a nékteré jiz nasly své misto v klinické praxi.
Metody jejich syntézy jsou k dnesnimu dni jiz velmi dobfe prozkoumdny a nabizi Siroké spektrum
moznych transformaci, presto, vétsinova ¢ast modernich pristupl se soustfedi na vyuzivani rlznych
azid-alkynovych cykloadicnich reakci z divodu jejich snadného, rychlého a cistého provedeni.

V navaznosti na biologicky aktivni triazoly vykazovaly triazolochinoxaliny (TQs) schopnost
interakce s adenosinovymi, benzodiazepinovymi a niacinovymi receptory. Samotna syntéza téchto
latek vSak nese i pfes pocet vydanych inovativnich pfistup( vyzvy a restrikce. Mezi né se fadi naptiklad
omezend dostupnost vychozich latek, nutnost pouziti katalyzy tézkymi kovy, nebo obtize pfi zavadéni
substituentl do struktury triazolochinoxalinu a vytvoreni polysubstituovanych derivatd. Vétsina
syntetickych metod vychazi z aryljodidl, které mohou byt prevedeny na alkynylové derivaty dale
pfistupné pro kovem katalyzovanou cykloadicni reakci. V pokracujicim vyzkumu, ktery se zaméfuje na
strategie vedouci k fuzovanym triazoldm s pouZitim alkynol jako stavebnich blokd pro zavedeni
alkynové casti, byla nedavno vyuzZita nekatalyzovana Huisgenova cyklizace Ns-(homo)azidoalaninu pro
vytvoreni triazolodiazepinU a triazolodiazepinond. V této praci je popsana aplikace tohoto pFistupu na
syntézu triazolochinoxalinl z Ns/Ts-o-fenylendiamin(l bez nutnosti katalyzy kovem.



