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Íàö³îíàëüíèé óí³âåðñèòåò õàð÷îâèõ òåõíîëîã³é, ì. Êè¿â, Óêðà¿íà

1,3,4-Îêñàä³àçîëè – ï’ÿòè÷ëåíí³ ãåòåðîöèêë³÷í³ ìîëåêóëè, ùî çàðåêîìåíäóâàëè ñåáå

ÿê á³îëîã³÷íî àêòèâí³ ðå÷îâèíè ç øèðîêèì ñïåêòðîì àêòèâíîñò³. Âîíè çíàéøëè

çàñòîñóâàííÿ ÿê ë³êàðñüê³ çàñîáè, ³íñåêòèöèäè, ôëóîðåñöåíòí³ ìàòåð³àëè òîùî. Â

òîé æå ÷àñ, àêòóàëüíèì º äèçàéí ñïîëóê, ùî ïîðÿä ç îêñàä³àçîëüíèì öèêëîì ì³ñòÿòü

³íø³ ãðóïè, ùî ìîæóòü âïëèâàòè íà á³îëîã³÷í³ âëàñòèâîñò³ ìîëåêóëè, çîêðåìà àì³äí³

óãðóïîâàííÿ, ÿê³ â³äîì³ âèñîêîþ ïåñòèöèäíîþ àêòèâí³ñòþ. Â äàí³é ðîáîò³ íàìè

ðîçðîáëåíèé çðó÷íèé ïðåïàðàòèâíèé ìåòîä ñèíòåçó 2-ôóðèë/ò³ºí³ë-5-õëîðìåòèë-

1,3,4-îêñàò³àçîë³â, ÿêèé äîçâîëÿº îäåðæóâàòè çíà÷í³ ê³ëüêîñò³ ö³ëüîâèõ ðå÷îâèí ç

âèñîêèìè âèõîäàìè, òà ïîêàçàíà ìîæëèâ³ñòü ¿õ ïîäàëüøî¿ ôóíêö³îíàë³çàö³¿ çà ðà-

õóíîê àêòèâíîãî õëîðìåòèëüíîãî óãðóïîâàííÿ. Øëÿõîì âçàºìîä³¿ âèõ³äíèõ 2-ôó-

ðèë/ò³ºí³ë-5-õëîðìåòèë-1,3,4-îêñàò³àçîë³â ç ïåðâèííèìè àì³íàìè òà ïîäàëüøîãî ¿õ

àöèëóâàííÿ õëîðàíã³äðèäîì 4-õëîð-2-ïåíòåíîâî¿ êèñëîòè áóëî ñèíòåçîâàíî íèçêó

íîâèõ N-àëê³ë-N-[5-ôóðèë/ò³ºí³ë-1,3,4-îêñàä³àçîë³ë]-2-ïåíòåíàì³ä³â, ùî ïîðÿä ç

îêñàä³àçîëüíèì öèêëîì ì³ñòÿòü íåíàñè÷åíèé àì³äíèé ôðàãìåíò. ²äåíòèô³êàö³þ

îòðèìàíèõ ïðîäóêò³â âèêîíóâàëè çà äîïîìîãîþ ñïåêòðîñêîï³¿ 1Í ßÌÐ, à ¿õ ñêëàä

ï³äòâåðäæåíèé äàíèìè åëåìåíòíîãî àíàë³çó. Ðåçóëüòàòè äàíèõ äîñë³äæåíü ìîæóòü

áóòè âèêîðèñòàí³ â ñèíòåòè÷í³é ïðàêòèö³, à ñèíòåçîâàí³ ñïîëóêè – äëÿ ïîäàëüøîãî

âèâ÷åííÿ á³îëîã³÷íî¿ àêòèâíîñò³, çîêðåìà ³íñåêòèöèäíî¿.

Êëþ÷îâ³ ñëîâà: ñèíòåç, öèêë³çàö³ÿ, 1,3,4-îêñàä³àçîë, 4-õëîð-2-ïåíòåíîâà êèñëîòà,

àëêåíàì³ä.
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Âñòóï

Ï’ÿòè÷ëåííå ê³ëüöå 1,3,4-îêñàä³àçîëó º âàæ-
ëèâèì á³ëä³íã-áëîêîì ïðè ñòâîðåíí³ ôàðìàöåâ-
òè÷íèõ çàñîá³â, éîãî ìîæíà ðîçãëÿäàòè ÿê á³î-
³çîñòåðó êàðáîíîâèõ êèñëîò, àì³ä³â òà åñòåð³â [1].
Ñïîëóêè, ùî ì³ñòÿòü öåé ãåòåðîöèêë³÷íèé ôðàã-
ìåíò, ìàþòü øèðîêèé ñïåêòð á³îëîã³÷íî¿ àêòèâ-
íîñò³, çîêðåìà àíòèáàêòåð³àëüíî¿, ïðîòèâ³ðóñíî¿,
ïðîòèçàïàëüíî¿, àíàëãåòè÷íî¿, ïðîòèïóõëèííî¿
òîùî [2,3]. Ó ñó÷àñí³é ìåäè÷í³é ïðàêòèö³ âæå
çàñòîñîâóþòüñÿ ïðåïàðàòè Ðàëòåãðàâèð òà Çè-
áîòåíòàí, ñòâîðåí³ íà îñíîâ³ ïîõ³äíèõ
1,3,4-îêñàä³àçîëó. Êð³ì çàñòîñóâàííÿ ó ìåäè÷í³é
õ³ì³¿, ñïîëóêè çíàõîäÿòü âèêîðèñòàííÿ é ó
ñ³ëüñüêîìó ãîñïîäàðñòâ³ äëÿ çàõèñòó ñ³ëüñüêîãîñ-
ïîäàðñüêèõ êóëüòóð â³ä øê³äíèê³â â ÿêîñò³ ³íñåê-
òèöèä³â, ôóíã³öèä³â, òîùî [4,5]. 1,3,4-Îêñàä³à-
çîëè ³íòåíñèâíî âèâ÷àþòüñÿ çàâäÿêè ñâî¿ì ö³êà-
âèì åëåêòðîííèì âëàñòèâîñòÿì, ùî ðîáèòü ¿õ
ïîòåíö³éíî êîðèñíèìè äëÿ ìàòåð³àëîçíàâñòâà

[6]. Îñòàíí³ì ÷àñîì ê³ëüê³ñòü ðîá³ò, ïðèñâÿ÷å-
íèõ ñèíòåçó òà äîñë³äæåííþ ïîõ³äíèõ ç
1,3,4-îêñàä³àçîëüíèì ê³ëüöåì, çíà÷íî çá³ëüøè-
ëàñü, ö³é òåì³ ïðèñâÿ÷åí³ îãëÿäîâ³ ñòàòò³ [7,8].
Öå º ñâ³ä÷åííÿì òîãî, ùî ïîøóê íîâèõ ñèíòå-
òè÷íèõ ï³äõîä³â äî ïîõ³äíèõ 1,3,4-îêñàä³àçîëó òà
âèâ÷åííÿ ¿õ âëàñòèâîñòåé º âàæëèâèì çàâäàí-
íÿì äëÿ ñèíòåòè÷íî¿ îðãàí³÷íî¿ õ³ì³¿.

Åêñïåðèìåíòàëüíà ÷àñòèíà

Ìåòèëîâ³ åñòåðè êàðáîíîâèõ êèñëîò áóëè
îäåðæàí³ âçàºìîä³ºþ ¿õ õëîðàíã³äðèä³â ç àáñî-
ëþòíèì ìåòàíîëîì ³ âèêîðèñòîâóâàëèñü áåç äî-
äàòêîâîãî î÷èùåííÿ. 4-Õëîð-2-ïåíòåíîâà êèñ-
ëîòà áóëà ñèíòåçîâàíà íàìè çà ìåòîäèêîþ [5], ¿¿
õàðàêòåðèñòèêè ñï³âïàäàëè ç ë³òåðàòóðíèìè äà-
íèìè. Õëîðàíã³äðèä 4-õëîð-2-ïåíòåíîâî¿ êèñëî-
òè V² áóâ ñèíòåçîâàíèé ç â³äïîâ³äíî¿ êèñëîòè òà
îêñàë³ëõëîðèäó çà ñòàíäàðòíîþ ìåòîäèêîþ òà
âèêîðèñòîâóâàâñÿ áåç äîäàòêîâîãî î÷èùåííÿ.
Ñïåêòðè 1Í ßÌÐ ðå÷îâèí â ðîç÷èí³ ÄÌÑÎ-d6
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àáî CDCl3, çàðåºñòðîâàí³ íà ïðèëàä³ «Varian
VXR-300», ðîáî÷à ÷àñòîòà – 300 ÌÃö, âíóòð³øí³é
ñòàíäàðò – ÒÌÑ. Õ³ä ðåàêö³é êîíòðîëþâàëè
ìåòîäîì ÒØÕ íà ïëàñòèíàõ Silufol UV-254. Äëÿ
êîëîíêîâî¿ õðîìàòîãðàô³¿ çàñòîñîâóâàëè ñèë³êà-
ãåëü Silica gel 60 Merck.

Ìåòîäèêà ñèíòåçó N’-(2-õëîðîàöåòèë)-2-
ôóðèë/ò³ºí³ëã³äðàçèä³â IV à, b

Äî ðîç÷èíó 0,5 ìîëü ìåòèëîâîãî åñòåðó
â³äïîâ³äíî¿ êàðáîíîâî¿ êèñëîòè â 100 ìë ìåòà-
íîëó äîäàâàëè 0,7 ìîëü 40%-âîãî âîäíîãî ðîç-
÷èíó ã³äðàçèí-ã³äðàòó òà êèï’ÿòèëè ïðîòÿãîì
2 ãîä. Ï³ñëÿ îõîëîäæåííÿ ñóì³ø³ îñàä ã³äðàçèä³â
²²à,b â³äô³ëüòðîâóâàëè, ïðîìèâàëè âîäîþ òà âè-
ñóøóâàëè, çàñòîñîâóâàëè áåç äîäàòêîâîãî î÷è-
ùåííÿ (âèõîäè ê³ëüê³ñí³).

Àöèëóâàííÿ ²²à,b õëîðàöåòèëõëîðèäîì
çä³éñíþâàëè çà ìåòîäîì Øîòòåíà-Áàóìàíà ó
âîäíîìó ðîç÷èí³, â ÿêîñò³ àêöåïòîðà õëîðîâîä-
íþ âèêîðèñòîâóâàëè íàòð³é êàðáîíàò. Äî
0,5 ìîëü ã³äðàçèäó êàðáîíîâî¿ êèñëîòè ²²à,b ó
500 ìë õîëîäíî¿ âîäè (5–100Ñ) äîäàâàëè 0,6 ìîëü
íàòð³é êàðáîíàòó òà ïðè ³íòåíñèâíîìó ïåðåì³øó-
âàíí³ íåâåëèêèìè ïîðö³ÿìè 0,6 ìîëü õëîðàöå-
òèëõëîðèäó. Ðåàêö³éíó êîëáó îõîëîäæóâàëè, ùîá
òåìïåðàòóðà íå ï³ä³éìàëàñü âèùå 150Ñ. Ï³ñëÿ
çàê³í÷åííÿ ðåàêö³¿ îñàä (ðå÷îâèíè ²²²à,b)
â³äô³ëüòðîâóâàëè, ïðîìèâàëè âîäîþ òà âèñóøó-
âàëè. Êîíòðîëü ÷èñòîòè ïðîäóêò³â ðåàêö³¿ ïðî-
âîäèëè çà äîïîìîãîþ ÒØÕ, â ïîäàëüøîìó ¿õ
çàñòîñîâóâàëè áåç äîäàòêîâîãî î÷èùåííÿ. Âè-
õîäè ñêëàäàëè 75–82%.

Ìåòîäèêà ñèíòåçó 5-(2-ôóðèë/ò³ºí³ë)-2-
õëîðìåòèë-1,3,4-îêñàä³àçîë³â IVà,b

Äî 0,4 ìîëü ñïîëóê ²²²à,b, äîäàâàëè 350 ìë
POCl3 òà íàãð³âàëè äî êèï³ííÿ ïðè ïåðåì³øó-
âàíí³ çà äîïîìîãîþ ìàãí³òíî¿ ì³øàëêè. Íàãð³âàí-
íÿ ïðîäîâæóâàëè ïðîòÿãîì 1–1,5 ãîä (äî ïðè-
ïèíåííÿ âèä³ëåííÿ õëîðîâîäíþ ïëþñ 15 õâ),
ï³ñëÿ ÷îãî õëîðîêñèä ôîñôîðó â³äãàíÿëè ó âàêó-
óì³ âîäîñòðóìåíåâîãî íàñîñó. Ðåàêö³éíó ñóì³ø
îõîëîäæóâàëè äî ê³ìíàòíî¿ òåìïåðàòóðè, ïîò³ì
íåâåëèêèìè ïîðö³ÿìè âèëèâàëè íà 1 êã ëüîäó
ïðè ïîñò³éíîìó ïåðåì³øóâàíí³ òà ðîçòèðàíí³
ãðóäîê, ùî óòâîðþâàëèñü. Îñàä, ùî óòâîðþâàâ-
ñÿ, â³äô³ëüòðîâóâàëè òà ïðîìèâàëè õîëîäíîþ
âîäîþ äî íåéòðàëüíî¿ ðåàêö³¿ òà âèñóøóâàëè ó
âàêóóì-åêñèêàòîð³ íàä P2O5. Ö³ëüîâ³ îêñàä³àçî-
ëè IVà,b – êðèñòàë³÷í³ ðå÷îâèíè ñâ³òëî êîðè÷-
íåâîãî êîëüîðó. Õàðàêòåðèñòèêè ïðîäóêò³â òà ¿õ
ñïåêòðàëüí³ äàí³ íàâåäåíî â òàáë. 1.

Ìåòîäèêà ñèíòåçó àëê³ë-[(5-(2-ôóðèë/
ò³ºí³ë)-1,3,4-îêñàä³àçîë-2-³ë)ìåòèë]àì³í³â Và-f

Äî 0,01 ìîëü 5-(2-ôóðèë/ò³ºí³ë)-2-õëîðìå-

òèë-1,3,4-îêñàä³àçîëó IVà,b äîäàâàëè ïðè îõî-
ëîäæåíí³ îäí³ºþ ïîðö³ºþ 0,025 ìîëü àì³íó, ïå-
ðåì³øóâàëè òà çàëèøàëè ïðè ê³ìíàòí³é òåìïå-
ðàòóð³ íà 16–20 ãîä. Êîíòðîëü çà ðåàêö³ºþ
çä³éñíþâàëè ìåòîäîì ÒØÕ (åëþåíò ìåòèëåí-
õëîðèä). Ïðîäóêò ç ñóì³ø³ åêñòðàãóâàëè ä³åòè-
ëîâèì åòåðîì, à ïîò³ì î÷èùóâàëè çà äîïîìîãîþ
êîëîíêîâî¿ õðîìàòîãðàô³¿ (åëþåíò: ìåòèëåíõëî-
ðèä, ìåòàíîë – 95/5, â³äïîâ³äíî). Îäåðæàí³ ðå-
÷îâèíè – â’ÿçê³ îë³¿, ¿õ õàðàêòåðèñòèêè íàâåäå-
íî â òàáë. 2.

Ìåòîäèêà ñèíòåçó N-àëê³ë-N-[(5-(2-ôóðèë/
ò³ºí³ë)-1,3,4-îêñàä³àçîë-2-³ë)ìåòèë]-4-õëîðî-2-
ïåíòåíàì³ä³â V²²à-f

Äî ðîç÷èíó 1 ììîëü àì³íó Và-f òà 1,05 ììîëü
åòèëäè¿çîïðîï³ëàì³íó â 5 ìë ñóõîãî ìåòèëåí-
õëîðèäó äîäàâàëè êðàïëÿìè 1,03 ììîëü õëîðàí-
ã³äðèäó êèñëîòè V² â 2 ìë ñóõîãî ìåòèëåíõëîðè-
äó ïðè ïåðåì³øóâàíí³ ìàãí³òíîþ ì³øàëêîþ òà
îõîëîäæåíí³ äî 10–150Ñ, ï³ñëÿ ÷îãî òåìïåðàòó-
ðó äîâîäèëè äî ê³ìíàòíî¿ òà âèòðèìóâàëè ïðî-
òÿãîì ãîäèíè. Îñàä, ùî óòâîðþâàâñÿ, â³äô³ëüòðî-
âóâàëè, ðîç÷èííèê âèäàëÿëè ó âàêóóì³ âîäîñòðó-
ìåíåâîãî íàñîñà. N-àëê³ë-N-[(5-(2-ôóðèë/
ò³ºí³ë)-1,3,4-îêñàä³àçîë-2-³ë)ìåòèë]-4-õëîðî-2-
ïåíòåíàì³äè V²²à-f – â’ÿçê³ îë³¿, ÿê³ î÷èùóâàëè
çà äîïîìîãîþ ôëåø õðîìàòîãðàô³¿ (åëþåíò: ìå-
òèëåíõëîðèä, ìåòàíîë – 95/5 â³äïîâ³äíî). Õà-
ðàêòåðèñòèêè òà ñïåêòðàëüí³ ñèíòåçîâàíèõ ñïî-
ëóê äàí³ íàâåäåíî â òàáë. 2.

Ðåçóëüòàòè òà îáãîâîðåííÿ

Äàíà ðîáîòà º ïðîäîâæåííÿì íàøèõ äîñ-
ë³äæåíü, ïðèñâÿ÷åíèõ õ³ì³¿ äèçàì³ùåíèõ 1,3,4-
îêñàä³àçîë³â [9]. Âèêîíàíèé íàìè àíàë³ç äîñë³-
äæåíü â äàí³é ãàëóç³ ïîêàçàâ àêòóàëüí³ñòü ïîøó-
êó çðó÷íèõ ï³äõîä³â äî ñèíòåçó íîâèõ ôóíêö³-
îíàë³çîâàíèõ ïîõ³äíèõ 1,3,4-îêñàä³àçîë³â, ùî
ì³ñòÿòü ðåàêö³éíîçäàòíå õëîðìåòèëüíå óãðóïî-
âàííÿ òà ãåòåðîöèêë³÷íèé ôðàãìåíò.

Êëþ÷îâèìè ñïîëóêàìè º 5-(2-ôóðèë/
ò³ºí³ë)-2-õëîðìåòèë-1,3,4-îêñàä³àçîëè IVà,b, ÿê³
áóëè íàìè ñèíòåçîâàí³ ç ìåòèëîâèõ åñòåð³â ôó-
ðàí- òà ò³îôåíêàðáîíîâèõ êèñëîò çà ñõåìîþ 1.
Íàìè ïîêàçàíî, ùî öèêë³çàö³ÿ àöèëã³äðàçèä³â
ôóðàí- òà ò³îôåíêàðáîíîâèõ êèñëîò â óìîâàõ
êèï’ÿò³ííÿ ç õëîðîêñèäîì ôîñôîðó ïðèâîäèòü ç
âèñîêèìè âèõîäàìè äî â³äïîâ³äíèõ 2,5-äèçàì³-
ùåíèõ 1,3,4-îêñàä³àçîë³â, ùî ì³ñòÿòü ðåàêö³é-
íîçäàòíå õëîðìåòèëüíå óãðóïîâàííÿ òà äâà ð³çíèõ
ãåòåðîöèêë³÷íèõ ôðàãìåíòà. Ïåðåâàãàìè çàñòî-
ñîâàíîãî ìåòîäó º âèñîê³ âèõîäè ö³ëüîâèõ 1,3,4-
îêñàä³àçîë³â òà â³äñóòí³ñòü íåîáõ³äíîñò³ î÷èùåí-
íÿ ïðîì³æíèõ ñïîëóê.

Îñê³ëüêè ìîäèô³êàö³ÿ õ³ì³÷íî¿ ñòðóêòóðè
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ìîæå çíà÷íîþ ì³ðîþ âïëèâàòè íà á³îëîã³÷í³ âëà-
ñòèâîñò³ ñïîëóê, íàìè áóëî çä³éñíåíî íèçêó
õ³ì³÷íèõ ïåðåòâîðåíü (ñõåìà 2), ùî ïðèçâ³â äî
íåâ³äîìèõ ðàí³øå N-àëê³ë-N-[5-ôóðèë/ò³ºí³ë-
1,3,4-îêñàä³àçîë³ë]-2-ïåíòåíàì³ä³â V²²²à-f, ÿê³
ïîðÿä ç îêñàä³àçîëüíèì öèêëîì ì³ñòÿòü íåíàñè-
÷åíèé ãàëîãåíîâì³ñíèé àì³äíèé ôðàãìåíò. Ðå-
àêö³ºþ 5-ãåòåðèë-2-õëîðìåòèë-1,3,4-îêñàä³àçîë³â
IVàb ç ïåðâèííèìè àì³íàìè íàìè áóëè ñèíòå-
çîâàí³ àëê³ë-[(5-(2-ôóðèë/ò³ºí³ë)-1,3,4-îêñàä³-
àçîë-2-³ë)ìåòèë]àì³íè Và-f (ñõåìà 2), ÿê³, â ñâîþ
÷åðãó, òàêîæ áóëè çàñòîñîâàí³ ÿê ïðåêóðñîðè äëÿ
ïîäàëüøî¿ ìîäèô³êàö³¿ ìîëåêóë. Íàìè çíàéäå-
íî îïòèìàëüí³ óìîâè ðåàêö³¿ àëê³ëóâàííÿ, â ÿêèõ
âèõîäè ñïîëóê Và-f ñòàíîâëÿòü 48–66%.

ßê â³äîìî, ð³çí³ òèïè àì³ä³â ìàþòü øèðî-
êèé ñïåêòð á³îëîã³÷íî¿ àêòèâíîñò³, à íàÿâí³ñòü
àòîìà ãàëîãåíó âàæëèâà äëÿ ïðîÿâó ³íñåêòèöèä-
íèõ âëàñòèâîñòåé [5]. Àì³íè Và-f áóëè ââåäåí³ ó
âçàºìîä³þ ç õëîðàíã³äðèäîì 4-õëîð-2-ïåíòåíî-
âî¿ êèñëîòè. ßê àêöåïòîð õëîðîâîäíþ ïðè àöè-

ëóâàíí³ çàñòîñîâóâàëàñü îñíîâà Õþí³ãà (åòèëä³-
³çîïðîï³ëàì³í), òîä³ ÿê âèêîðèñòàííÿ ³íøèõ
îðãàí³÷íèõ îñíîâ (òðèåòèëàì³í, ï³ðèäèí,
N,N-äèìåòèëàí³ë³í) äàâàëî ñóòòºâî ã³ðø³ ðåçóëü-
òàòè.

Àíàë³ç âåëè÷èí ÊÑÑÂ â³öèíàëüíèõ ïðî-
òîí³â Í-2 ³ Í-3 ó ñïåêòð³ 1Í ßÌÐ 4-õëîð-2-ïåí-
òåíîâî¿ êèñëîòè VI (J=15,3 Ãö) òà ïåíòåíàì³ä³â
VIIa-f (13,9–15,3 Ãö) ñâ³ä÷èòü, ùî âîíè çíàõî-
äÿòüñÿ â òðàíñ-ïîëîæåíí³ [10].

Áóäîâó âñ³õ îäåðæàíèõ ñïîëóê ï³äòâåðäæå-
íî ñïåêòðàìè ßÌÐ 1Í, à ñêëàä – äàíèìè åëå-
ìåíòíîãî àíàë³çó.

Âèñíîâêè

Ðîçðîáëåíî çðó÷íèé ìåòîä îäåðæàííÿ
2-ôóðèë(ò³ºí³ë)-5-õëîðìåòèë-1,3,4-îêñàä³àçîë³â,
ùî ìàþòü ðåàêö³éíîçäàòíå õëîðìåòèëüíå óãðó-
ïîâàííÿ òà ìîæóòü áóòè çðó÷íèìè á³ëä³íã-áëî-
êàìè ó äèçàéí³ á³ëüø ñêëàäíèõ ìîëåêóë. Îäåð-
æàí³ ïîõ³äí³ 1,3,4-îêñàä³àçîë³â º ñòàðòîâèìè ðå-
àãåíòàìè äëÿ ñèíòåçó íåâ³äîìèõ ðàí³øå àëê³ë-

I II a,b

X O

O

N2H4
X O

NH-NH2

Cl

O

Cl

X O

NH-NH

O

Cl

POCl3
X

N
N

O Cl

X=O (Ia-IVa), X=S (Ib-IVb)

IIIa,b IVa,b

Ñõåìà 1

Òàáëèöÿ 1

Õàðàêòåðèñòèêè 2-ôóðèë(ò³ºí³ë)-5-õëîðìåòèë-1,3,4-îêñàä³àçîë³â ²Và,b

Ïðèì³òêà: * – âèõ³ä ó ðîçðàõóíêó íà âèõ³äíèé åñòåð êàðáîíîâî¿ êèñëîòè.

Дані елементного 

аналізу, % № Брутто-формула 
Температура 

плавлення, 0С 

Дані 1Н ЯМР 

спектроскопії, м.ч. 
Знайдено Розрахунок 

Вихід*, 

% 

IVа C7H5ClN2O2 80–82 
4,78 с., 2Н (СН2Cl); 

6,60–7,60 м. 3Н (фурил) 

C 45,65 

H 2,71 

Cl 19,32 
N 15,16 

C 45,55 

H 2,73 

Cl 19,21 
N 15,18 

65 

IVb C7H5ClN2OS 78–80 
4,78 с., 2Н (СН2Cl), 

7,40–7,60 м., 3Н (тієніл) 

C 41,96 

H 2,53 

Cl 17,75 

N 13,99 

S 15,95 

C 41,90 

H 2,51 

Cl 17,67 

N 13,96 

S 15,98 

72 
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Дані елементного 
аналізу, % № 

Брутто-формула/Х, 

R 
Дані 1Н ЯМР спектроскопії, м.ч. 

Знайдено Розрахунок 

Вихід, 

% 

1 2 3 4 5 6 

Va 

C
10

H
13

N
3
O

2
 

Х=О, 

R=ізопропіл 

1,05 д. (СН3); 2,76 м. 1Н (СН); 3,98 с., 2Н (N–СН2); 

7,37 с. 1H, 7,42 с., 1H, 7,25 с. 1Н, (фурил), 7,95 уш.с. 

1Н (NH) 

C 57,85 

H 6,39 

N 20,08 

C 57,95 

H 6,32 

N 20,28 

58* 

Vb 

C
11

H
15

N
3
O

2 

Х=О, 

R=н-бутил 

0,91 т. (СН3); 1,20 м. 2Н (СН2); 1,58 м. 2Н (СН2,); 

2,85 м. 2Н (СН2), (бутил); 3,92 с, 2Н (N–СН2), 

8,01 с., 7,34 с., 6,90 с. 3Н, (фурил), 8,15 уш.с. 

1Н (NH) 

С 59,82 

H 6,90 

N 18,76 

С 59,72 

H 6,83 

N 18,98 

51* 

Vc 

C
14

H
13

N
3
O

2
 

Х=О, 

R=бензил 

3,82 с. 2Н (СН2–С6Н5); 4,01 с., 2Н (N–СН2), 6,89 с., 

7,27–7,41 м., 8,12 с. 9Н, (фурил, феніл, NH) 

C 65,65 

H 5,21 

N 16,51 

C 65,87 

H 5,13 

N 16,46 

48* 

Vd 

C
10

H
13

N
3
OS 

Х=S, 

R=ізопропіл 

1,08д. 3Н (СН3); 2,75 м. 1Н (СН), 3,98 с.,  

2Н (N–СН2), 7,05 с., 7,37 с., 7,80 с., 3Н, (тієніл), 

7,90 уш.с. 1Н (NH) 

C 53,83 

H 5,80 

N 18,71 

S 14,30 

C 53,79 

H 5,87 

N 18,82 

S 14,36 

61* 

Ve 

C
11

H
15

N
3
OS 

Х=S, 

R=н-бутил 

0,90 т. 3Н (СН3); 1,18 м. 2Н (СН2); 1,55 м. (СН2); 

2,80 м. 2Н (СН2) (бутил); 3,95 с, 2Н (N–СН2), 7,07 с., 

7,33 с., 7,81 с., 3Н, (тієніл), 8,05 уш.с. 1Н (NH) 

C 55,59 

H 6,31 

N 17,60 

S 13,46 

C 55,67 

H 6,37 

N 17,71 

S 13,51 

56* 

Vf 

C
14

H
13

N
3
OS 

Х=S, 

R=бензил 

3,83 с. 2Н (СН2–С6Н5); 4,0 с.; 2Н (N–СН2); 7,07 с., 
7,25–7,47 м., 7,80 с. 9Н, (тієніл, феніл, 7,90 уш.с.  

1Н (NH) 

С 61,86 

H 4,88 

N 15,52 

S 11,77 

С 61,92 

H 4,83 

N 15,49 

S 11,82 

52* 

VIIa 

C15H18ClN3O3 

Х=О, 

R=ізопропіл 

1,25 д. 3Н (СН3–СН); 1,71 д. 3Н (СН3–CHCl); 3,83 м. 

1Н (СН); 3,97 1Н (СНCl); 4,50 с., 2Н (N–СН2),  

6,05 д. JHH=15 Гц, 1Н (СН=); 6,5 с. 1Н (фурил),  

6,64 д.д. 1Н (СН=); 6,89 с. 1Н, 8,12 с. 1Н (фурил) 

C 55,59 

H 5,65 

Cl 11,01 

N 12,91 

C 55,65 

H 5,60 

Cl 10,95 

N 12,98 

66** 

VIIb 

C16H20ClN3O3 

Х=О, 

R=н-бутил 

0,98 т. 3Н (СН3); 1,32 м. 2Н (СН2, бутил); 1,44 м. 

2Н (СН2, бутил); 1,75 д. 3Н (СН3–CHCl); 3,48 м.  

2Н (СН2, бутил); 3,83 м. 1Н (СН–СН3); 4,50 с.  

2Н (N–СН2), 6,01 д. JHH=13,9 Гц, 1Н (СН=); 6,34 д.д. 

1Н (СН=); 6,65 с. 1Н, 6,87 с., 8,12 с. 3Н (фурил) 

C 56,82 

H 6,03 

Cl 10,00 

N 11,79 

C 56,89 

H 5,97 

Cl 9,91 

N 11,74 

64** 

 

Ñõåìà 2

VIIa-f

IVa,b

X

N
N

O Cl RNH2
X

N
N

O NH
R

Va-f

X

N
N

O N

R

O

Cl

Cl
Cl

OVI

X=O, R=i-Pr Va, VIIa;  X=O, R=Bu Vb, VIIb; X=O, R=CH2C6H5 Vc, VIIc;

X=S, R=i-Pr Vd, VIId;  X=S, R=Bu Ve, VIIe;  X=S, R=CH2C6H5  Vf, VIIf

Òàáëèöÿ 2

Õàðàêòåðèñòèêè N-àëê³ë-îêñàä³àçîë³â Và-f òà N-àëê³ë-N-åíàì³ä³â V²²à-f
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[(5-(2-ôóðèë/ò³ºí³ë)-1,3,4-îêñàä³àçîë-2-³ë)ìå-
òèë]àì³í³â Và-f òà N-àëê³ë-N-[(5-(2-ôóðèë/
ò³ºí³ë)-1,3,4-îêñàä³àçîë-2-³ë)ìåòèë]-4-õëîðî-2-
ïåíòåíàì³ä³â V²²à-f. Íîâ³ ñïîëóêè, îäåðæàí³ â
õîä³ åêñïåðèìåíòàëüíèõ äîñë³äæåíü, ïåðñïåê-
òèâí³ äëÿ ïîäàëüøîãî äîñë³äæåííÿ ð³çíèõ âèä³â
á³îëîã³÷íî¿ àêòèâíîñò³. Ñòðóêòóðà îäåðæàíèõ
ñïîëóê ï³äòâåðäæåíà äàíèìè ñïåêòðîñêîï³¿ 1Í
ßÌÐ, à ¿õ ñêëàä – äàíèìè åëåìåíòíîãî àíàë³çó.
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1 2 3 4 5 6 

VIIc 

C19H18ClN3O3 

Х=О, 

R=бензил 

1,70 д. (СН3–CHCl); 3,88 м. 1Н (СНCl); 4,29 с.  

2Н (СН2–С6Н5); 4,60 с., 2Н (N–СН2), 6,03 д. 

JHH=14,2 Гц, 1Н (СН=); 6,38 д.д. 1Н (СН=); 6,58 с., 

6,88 с., 8,10 с. 3Н (тієніл); 7,03–7,44 м. 2Н (С6Н5); 

7,31–7,42 м. 3Н (С6Н5) 

C 61,41 

H 4,82 

Cl 9,61 

N 11,36 

C 61,37 

H 4,89 

Cl 9,53 

N 11,30 

61** 

VIId 

C15H18ClN3O2S 

Х=S, 

R=ізопропіл 

1,25 д. (СН3–СН); 1,71 д. (СН3–CHCl); 3,87 м.  

1Н (СН); 3,99 1Н (СНCl); 4,49 с., 2Н (N–СН2), 

6,06 д. JHH=15,3 Гц, 1Н д.д. (СН=); 6,29 с. 1Н 

(тієніл); 6,34–6,6 д.д. 1Н (СН=); 7,37 с. 1Н, 7,82 с. 

1Н (тієніл) 

C 53,06 

H 5,39 

Cl 10,49 

N 12,30 

S 9,38 

C 53,01 

H 5,34 

Cl 10,43 

N 12,36 

S 9,43 

68** 

VIIe 

C16H20ClN3O2S 

Х=S, 
R=н-бутил 

0,95 т. 3Н (СН3); 1,30 м. (СН2, бутил); 1,41 м.  

2Н (СН2, бутил); 1,71 д. 3Н (СН3–CHCl); 3,48 м. 
(СН2, бутил); 3,87 м. 1Н (СН–СН3); 4,50 с. 

2Н (N–СН2), 6,0 д. JHH=14,1 Гц, 1Н (СН=); 

6,29–6,49 м. 2Н (СН=, тієніл); 7,33 с. 1Н, 7,80 с.  

1Н (тієніл) 

C 54,39 

H 5,64 

Cl 10,12 

N 11,81 

S 9,12 

C 54,31 

H 5,70 

Cl 10,02 

N 11,87 

S 9,06 

66** 

VIIf 

C19H18ClN3O2S 

Х=S, 

R=бензил 

1,72 д. (СН3–CHCl); 3,87 м. 1Н (СНCl); 4,28 с.  

2Н (СН2–С6Н5); 4,60 с., 2Н (N–СН2), 6,02 д.  

JHH=14,1 Гц, (СН=); 6,29–6,42 м. 2Н (СН=, тієніл); 
7,04–7,14 м. 2Н (С6Н5); 7,30–7,46 м. 4Н (тієніл, 

С6Н5); 7,77 с. 1Н, (тієніл) 

C 58,80 

H 4,71 

Cl 9,21 
N 10,80 

S 8,31 

C 58,83 

H 4,79 

Cl 9,14 
N 10,83 

S 8,26 

70** 
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SYNTHESIS OF N-ALKYL-N-[5-FURYL/THIENYL-1,3,4-
OXADIAZOLYL]-2-PENTENAMIDES

N.V. Simurova *, O.I. Maiboroda, I.V. Popova

National University of Food Technologies, Kyiv, Ukraine
* e-mail: n.v.simurova@gmail.com

1,3,4-Oxadiazoles are five-membered heterocyclic molecules
that proved to be biologically active agents with a wide range of
activities. They used as medicinal agents, insecticides, fluorescent
materials, etc. At the same time, it is important to design the
compounds, which, along with the oxadiazole ring, contain other
groups that may affect the biological properties of a molecule, in
particular, amide groups, which show high pesticidal activity. In this
work, we developed a convenient preparative method for the synthesis
of 2-furyl (thienyl)-5-chloromethyl-1,3,4-oxathiazoles which allows
producing significant quantities of target substances with a high yields.
The possibility of their further functionalization due to the active
chloromethyl group is shown. Via the interaction of starting 2-furyl/
thienyl-5-chloromethyl-1,3,4-oxathiazole with primary amines
followed by the acylation with 4-chloro-2-pentenoic acid, a number
of new N-alkyl-N-[5-furyl/thienyl-1,3,4-oxadiazolyl]-2-
pentenamides were synthesized which contain an unsaturated amide
fragment, along with 1,3,4-oxadiazole ring. The synthesized products
were identified by 1H NMR spectroscopy and their composition was
confirmed by elemental analysis. The results of our study can be
used in synthetic practice and the synthesized compounds should be
further investigated in terms of their possible biological activity,
particularly as insecticides.

Keywords: synthesis; cyclization; 1,3,4-oxadiazole;
4-chloro-2-pentenoic acid; alkenamide.
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