Синтез и исследование антибактериальной активности новых производных                5-нитрофурана
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Поиск новых антимикробных средств на основе производных 5-нитрофурана не теряет своей актуальности и в настоящее время [1,2]. 
Мы осуществили дизайн и синтез новых серий соединений, содержащих фармакофорный 5-нитрофурановый фрагмент 4a,b. Мы провели биоизостерную замену малоустойчивого в физиологических средах иминиевого фрагмента в составе нитрофурановых антибиотиков на стабильное гетероциклическое ядро 1,2,4-оксадиазола.
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Фуранкарбоновые кислоты 1a,b были переведены в соответствующие нитропроизводные 2a,b обработкой ацетилнитратом. Лучший выход продуктов 4a,b был достигнут при взаимодействии эквимолярных количеств хлорангидрида 3a,b в диоксане в присутствии триэтиламина при нагревании в течение 6-10 ч. 
Полученные соединения были исследованы на антимикробную активность методом двойных серийных разведений на штаммах E. coli С600 и S. Aureus ATCC-25923. Среди исследованных образцов выявлены вещества с высокой антибактериальной активностью. Проведен предварительный анализ взаимосвязи структура-свойство, показавший зависимость активности соединений 4a от липофильности заместителя R.
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