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Алкилирование 2-меркаптооксазола 5-(хлорметил)-3-фенил-1,2,4-оксадиазолами приводит к получению двуядерных гетероциклических систем, содержащих фрагменты 1,2,4-оксадиазола и бензоксазола (схема 1): 
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Схема 1.Схема алкилирования 2-меркаптооксазола 5-(хлорметил)-3-фенил-1,2,4-оксадиазолами.
Опираясь на протоколы алкилирования фенолов, представленных в работах [1, 2], была предпринята попытка провести алкилирование 2-меркаптооксазола в системе К2СО3/КI/ДМФА. Проведение реакции в данных условиях не привело к искомому результату, в связи с чем был проведен эксперимент по определению оптимальных условий исследуемого процесса. В качестве модельного алкилатора был использован 3-(4-(трифторметил)-фенил)-5-(хлорметил)-1,2,4-оксадиазол. Эксперимент показал, что оптимальными являются следующие условия: соотношение алкилатора: S-нуклеофила: основания 1:1:1,2; растворитель – ацетонитрил, температура 20 0С. По разработанной методике был синтезирован ряд целевых продуктов с хорошими выходами 44 – 90 %. Структура и чистота полученных соединений были доказаны методом 1Н ЯМР спектроскопии.
Определение потенциальной биологической активности синтезированных 2-((3-фенил-1,2,4-оксадиазол-5-ил)метилтио)бензо[d]оксазолов с помощью компьютерной программы PASS показало, что полученные тиоэфиры обладают широким спектром фармакологической активности. Полученные соединения были протестированы на способность угнетать рост штаммов Грам-отрицательных бактерий Escherichia coli C600, а также Грам-положительных бактерий Staphylococcus aureus ATCC-25923 в диапазоне концентраций 8-256 мкг / мл в троекратной повторности. Все соединения в условиях эксперимента показали низкую растворимость в водных растворах (концентрация ДМСО – 0,5 %) и исследовались в виде суспензий в диапазоне концентраций 256-8 мкг /мл. Данные скрининга показали отсутствие антимикробной активности целевых продуктов, что свидетельствует в пользу вероятной малой токсичности данных объектов для кишечной и слизистой микрофлоры человека.
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