СИНТЕЗ ТА ВЛАСТИВОСТІ НОВИХ 4-ФОСФОРИЛЬОВАНИХ ПОХІДНИХ 5-АМІНО(МЕРКАПТО)-1,3-ОКСАЗОЛУ

Кондратюк К.М., Головченко О.В., Броварець В.С.

Інститут біоорганічної хімії та нафтохімії НАНУкраїни, 
02660 Київ-94, вул.Мурманська, 1, Е-mail: brovarets@bpci.kiev.ua
На основі доступних продуктів перегрупування Арбузова (1) [1] отримано ряд нових 
4-фосфорильованих похідних 1,3-оксазолу (2-4). Показана можливість регіоселективного гідролізу з утворенням відповідних монофосфонових кислот (5, 6) та ациклічних похідних фосфоногліцину (8, 9). На прикладі гідразинів (4) вивчено взаємодію з ацилізотіоціанатами з утворенням тіосемікарбазидів (7), які після рециклізації та гідролізу переведено в фосфорильні похідні 1,3,4-тіадіазолу (10).
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R = Me, Ph, 4-MeC6H4; Ar = Ph, 4-MeC6H4, 4-ClC6H4; NR1R2 = NHAlk, NAlk2; R3 = Me, Ph, OEt. 
a) HNR1R2, Et3N надл., тетрагідрофуран, 50°С, 48 год. b) ArSH, Et3N, MeCN, 20°С, 12 год; Ag2CO3, діоксан, 100°С, 8 год. c) N2H4 . H2O надл., діоксан, 20°С, 3 год. d) NaOH надл., EtOH, 20°С, 72 год; 5% водн. HCl, 0°С. 
e) R3C(O)NCS, Et2O, 20°С, 5 хв. f) MeCOOH, H2O, 75°С, 8 год. g) HCl, 20°С, 5 хв. h) MeCN, 80°С, 2 год; HBr/MeCOOH, 20°С, 8 год.
Ряд синтезованих сполук виявили фунгістатичну активність проти культури Candida albicans. Деякі фосфорильні похідні виявились інгібіторами ферментів: фурину, ASK1, CK2 та FGFR.
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