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4-Фосфорильовані 5-аміно-1,3-оксазоли та їх похідні представляють значний інтерес як 
біологічно активні речовини. Вони проявляють виражену противірусну, судинорозширюючу та 
протиракову активності. З метою подальшого пошуку серед такого типу сполук нових 
перспективних біологічно активних речовин широкого спектру дії актуальним завданням є 
розробка зручних препаративних методів синтезу похідних 5-аміно-1,3-оксазолів. 

Раніше було знайдено, що взаємодія диетилових естерів 1-ациламіно-2,2-
дихлороетенілфосфонових кислот з аміноалканолами приводить до утворення 4-фосфорильованих 
похідних 1,3-оксазолу, які містять в положенні 5 залишки фармакофорних аміноспиртів, які 
виявилися перспективними субстратами для подальшої модифікації оксазольного кільця. 

Знайдено, що при обробці оксазолів (1) мезилхлоридом в основному середовищі з 
високими виходами утворюються мезилати (2). Взаємодія сполук (2) з тетрабутиламоній 
галогенідами приводить до заміни мезильної групи на атом галогену. При цьому утворюються 
невідомі раніше похідні 4-фосфорильованих 5-(галогеноалкіламіно)-1,3-оксазолів (3). При 
нагріванні сполук (4) в ацетонітрилі у присутності триетиламіну утворюються похідні нової 
гетероциклічної системи оксазоло[4,5-c][1,5,2]оксазофосфепін-1-оксиду (4).  
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При нагріванні сполук (4) у 70% оцтовій кислоті відбувається розщеплення  

1,3-оксазольного кільця з утворенням похідних 1,5,2-фосфепан-2-оксиду (5).  

Досліджено вплив синтезованих речовин (4) на скоротливу активність гладеньких мязів 

судин грудного відділу аорти щурів. В результаті скринінгу виявлено, що сполуки типу (4) 

проявляють виражену стабільну дозозалежну вазоделататорну активність. Виражений ефект 

розслаблення судин спостерігається при концентраціях зразків 10
-7
моль/л.  
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Актуальність. Вся робота населення планети направлена на покращення якості та 

тривалості життя. Одним з гарантів цих аспектів є створення малотоксичних, високоефективних 

лікарських засобів за доступною ціною. Тому синтез та дослідження потенційних 

фармакологічних та фізико-хімічних властивостей є актуальним завданням для науковців. 

Мета. Метою роботи є синтез нових оригінальних сполук похідних 5-(2,4- та  

3,4-диметоксифеніл)-3Н-1,2,4-тріазол-3-тіонів, що будуть проявляти високу фармакологічну 

активність та низьку токсичність, підтвердження їх будови та дослідження гострої токсичності 

синтезованих сполук. 


