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4-хлор-7-бром-2,1,3-бензоксадиазола с некото-
рыми азолами.

Нами было найдено, что реакция 
4-хлор-7-бром-2,1,3-бензоксадиазола (6) с 
имидазолом в условиях основного катализа 
протекает с образованием продукта кине-за-
мещения – 4,6-диимидазолил-2,1,3-бензоксади-
азола (3), а не ипсо-замещения – 4,7-диимидазо-
лил-2,1,3-бензоксадиазола. 

В тоже время взаимодействие соединения 

6 с 1,2,4-триазолом приводит к образованию 
ожидаемого продукта реакции – 4,7-ди(1,2,4)
триазолил-2,1,3-бензоксадиазола (7) и про-
дукта кине-замещения – 4,6-ди(1,2,4)триазо-
лил-2,1,3-бензоксадиазола (5).

Соединение 7 представляет особый интерес 
в качестве лиганда для получения координаци-
онных соединений, в связи с симметричностью 
молекулы и наличием ярко выраженных люми-
несцентных свойств.
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Модификация фармакофорными фрагмен-
тами соединений известных как биологически 
активные препараты – один из способов к созда-
нию новых лекарственных средств. Гидразиды 
фосфорилированных карбоновых кислот извест-
ны как соединения проявляющие нейротропную 
активность [1]. Наиболее изучена нейротропная 
активность препаратов Фосеназид 1 (гидразид 
дифенилфосфорилуксусной кислоты) и КАПАХ 
2 (2-[4-(диметиламино)фенил]-(2-хлорэтокси)

фосфорилацетгидразид).
С целью изучения фармакологического про-

филя новых производных фосфорилуксуных 
кислот, нами предлагается: 1 направление – мо-
дификация 1 тиосемикарбазидным и триазоль-
ным фрагментами, биологическая активность 
которых широко известна [2, 3]; 2 направление 
- модификация (2-этокси)-2-оксоэтил)арилфос-
финовых кислот 3 а–в, структурных аналогов 
препарата КАПАХ 2, с помощью фрагментов 

Схема 1.

Схема 2.
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α-аминокислот с целью получения N-замещен-
ных аммониевых солей. В литературе приво-
дятся данные, что соли КАПАХа обладают ней-
ротропной активностью [4, 5].

С целью реализации 1-го направления, из ги-
дразида 1 получены различные тиосемикарбази-
ды 4 а–в, последние переведены в соответству-
ющие 1,2,4-триазол-3-тионы 5 а–в кипячением в 
водном растворе NaOH (схема 1). Триазолтионы 
5 содержат в составе гетероцикла два нуклео-
фильных центра: экзоциклический атом серы и 
эндоциклический атом азота [6], что позволяет 
планировать дальнейшую S,N-модификацию 
различными электрофильными реагентами.

В рамках 2-го направления, из соответству-

ющих арилфосфиновых кислот 8 а–в был синте-
зирован ряд (2-этокси)-2-оксоэтил)арилфосфи-
новых кислот 3 а–в, которые далее вовлекались 
во взаимодействие с эфирами α-аминокислот 
с образованием соответствующих солей 9 а–л 
(схема 2).

Структура всех синтезированных соеди-
нений исследована комплексом физико-хими-
ческих методов, состав подтвержден данными 
элементного анализа. Некоторые из полученных 
соединений исследовались на фармакологиче-
скую активность в КГМУ.

Работа выполнена при финансовой под-
держке РНФ, проект № 14-23-00073-п.
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1,4-дизамещенные-1,2,3-триазолы являются 
важным классом гетероциклических соедине-
ний, имеющие широкое применение в органиче-

ской химии, материаловедении, медицины [1]. 
Одним из путей синтеза замещенных триазолов 
является взаимодействие азидов с алкинами в 

Схема 1.


