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L’enzima HIV-1 integrasi rappresenta un promettente e validato target per lo sviluppo di 

nuovi agenti terapeutici anti-AIDS.1,2 Sono state individuate diverse classi di inibitori ed al 

momento i β-dichetoacidi costituiscono la più importante. Con lo scopo di progettare e 

sintetizzare nuovi analoghi bioisosterici, il farmacoforo costituito dalla catena β-dichetoacida 

(1) è stato incorporato in un nucleo isossazolico (2). Sono stati quindi preparati una serie di 

acidi aril- ed eteroaril isossazolici ed alcuni di questi hanno mostrato attività inibitoria nei 

confronti dell’HIV-1 IN purificata in un range di concentrazione dell’ordine micromolare.3  
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Parallelamente a questo progetto è stato ritenuto opportuno estendere lo studio su alcuni 

aspetti chimici emersi seguendo questo approccio sintetico. In generale la sintesi di isossazoli 

a partire da β-dichetoni asimmetricamente disostituiti (3) ed idrossilammina può a priori 

generare due isomeri (4 e 5). Dal punto di vista dell’attribuzione delle strutture la letteratura 

fornisce dati scarsi e spesso controversi. 

In questo contesto è stata esaminata una serie di derivati 3(5)-5(3)-R-fenilisossazoli dove R è 

costituito da un gruppo elettrondonatore o elettronattrattore al fine di studiarne la loro 

influenza sul chemical shift del protone H-4 dell’anello isossazolico. 
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E’ stato così individuato un conveniente metodo che consente una rapida analisi strutturale tra 

due isomeri basata sulla spettroscopia 1H-NMR che può risultare utile come “finger print 

approach” per la discriminazione di serie di derivati analoghi di isomeri isossazolici ottenibili 

ad esempio per sintesi combinatoria.4 
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