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Реферат:
1. Дисертація присвячена розробці ефективних та зручних методик препаративного синтезу нових 4-
фосфорильованих 5-аміно-1,3-оксазолів на основі доступних поліфункціональних реагентів – 1-ациламіно-
2,2-дихлоретеніл(трифеніл)фосфонієвих хлоридів та 1-(ациламіно)-2,2,2-трихлоретилфосфонатів, та
способів модифікації їх структури. Розроблено ефективні препаративні методики синтезу діетилових естерів
2-R-5-[(галогеноалкіл)аміно]-1,3-оксазол-4-ілфосфонових кислот, що базуються на нуклеофільному
заміщенні достатньо активованої відхідної групи на галоген. Для цього отримані мезильні похідні
(гідроксиалкіл)аміно-1,3-оксазолів при взаємодії 5-гідроксиалкіламіно-1,3-оксазолів з метансульфохлоридом
у присутності Et3N. Нами знайдено, що ефективним реагентами для подальшого заміщення групи OМs є
галогеніди тетрабутиламонію у середовищі тетрагідрофурану за кімнатної температури. Визначено
оптимальні умови синтезу відповідних флуоридів, хлоридів, бромідів та йодидів 2-R-5-



[(галогеноалкіл)аміно]-1,3-оксазол-4-ілфосфонатів та досліджено вплив будови (гідроксиалкіл)амінного
залишку на ефективність перетворення. Отримані похідні 7-R-оксазоло[4,5-c][1,5,2]оксазофосфепін-1-оксиду
в умовах кислотного гідролізу (нагрівання в 70% водній оцтовій кислоті) зазнають розщеплення оксазольного
циклу, що веде до похідних раніше не відомої гетероциклічної системи – 1,5,2-оксазафосфепан-2-оксиду.
Продукти реакції утворюються у вигляді суміші діастереомерів, а їх вихід залежить від природи замісника в
оксазольному циклі.

2. The dissertation is devoted to the development of effective and convenient methods for the preparative
synthesis of new 4-phosphorylated 5-amino-1,3-oxazoles based on available multifunctional reagents – 1-
acylamino-2,2-dichloroethenyl-(triphenyl)phosphonium chlorides and 1-(acylamino)-2 ,2,2-
trichloroethylphosphonates, and methods of modifying their structure. Effective preparative methods for the
synthesis of diethyl esters of 2-R-5-[(haloalkyl)amino]-1,3-oxazol-4-ylphosphonic acids based on the nucleophilic
substitution of a sufficiently activated leaving group with a halogen have been developed. For this, mesyl
derivatives of (hydroxyalkyl)amino-1,3-oxazoles were obtained by reacting 5-hydroxyalkylamino-1,3-oxazoles with
methanesulfochloride in the presence of Et3N. We have found that tetrabutylammonium halides in
tetrahydrofuran medium at room temperature are effective reagents for further substitution of the OMs group.
The optimal conditions for the synthesis of the corresponding fluorides, chlorides, bromides and iodides of 2-R-5-
[(halogenoalkyl)amino]-1,3-oxazol-4-ylphosphonates were determined, and the influence of the structure of the
(hydroxyalkyl)amine residue on the conversion efficiency was investigated. Derivatives of 7-R-oxazolo[4,5-
c][1,5,2]oxazophosphepine-1-oxide obtained under conditions of acid hydrolysis (heating in 70% aqueous acetic
acid) undergo cleavage of the oxazole ring, leading to derivatives previously not of the known heterocyclic system
– 1,5,2-oxazaphosphepane-2-oxide. The reaction products are formed in the form of a mixture of diastereomers,
and their yield depends on the nature of the substituent in the oxazole cycle.
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