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1. Синтез нових 5-аміно-1,3-оксазол-4-карбонітрилів та дослідження їх властивостей

2. Synthesis of 5-amino-1,3-oxazole-4-carbonitriles and the search for medications based on them

Реферат:
1. Вперше запропоновано зручний підхід ацилювання 2-аміно-3,3-дихлороакрилонітрилу (ADAN), що
розширило межі застосування цього прекурсору для синтезу 5-аміно-1,3-оксазолів. Використовуючи дане
покращення методу, було синтезовано ряд 5-аміно-1,3-оксазол-4-карбонітрилів із різноманітними
аліфатичними замісниками у положенні 2. Була проведена дериватизація ряду 5-аміно-1,3-оксазол-4-
карбонітрилів та синтезовано макроциклічні та полієнові сполуки, які містять два 1,3-оксазольні фрагменти.
Даний метод було успішно використано для синтезу ряду сполук, які проявляють інгібуючу здатність до
ксантиноксидази; були встановлені певні закономірності між структурою і активністю. Найкращу активність
показала 4-(5-(4-бензилпіперидин-1-іл)-4-ціано-1,3-оксазол-2-іл)бензойна кислота, значення IC50 (0.01 μM)
якої дорівнює значенню Фебуксостату, який є діючим лікарським засобом.



2. For the first time, a convenient approach to acylation of 2-amino-3,3-dichloroacrylonitrile (ADAN) has been
proposed, expanding the application of this precursor for the synthesis of 5-amino-1,3-oxazoles. Using this
improved method, a series of 5-amino-1,3-oxazol-4-carbonitriles with various aliphatic substituents at position 2
were synthesized. Derivatization of the 5-amino-1,3-oxazol-4-carbonitrile series was carried out. Macrocyclic and
polyene compounds containing two 1,3-oxazole fragments were also synthesized. This method was successfully
used to synthesize a series of compounds, which have inhibitory activity against xanthine oxidase; certain
correlations between structure and activity were established. The compound that showed the best activity was 4-
(5-(4-benzylpiperidin-1-yl)-4-cyano-1,3-oxazol-2-yl)benzoic acid, with an IC50 value of 0.01 μM, equivalent to the
value of Febuxostat, which is an approved pharmaceutical agent.
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