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Взаимодействием тетраметилового эфира этиндифосфоновой кислоты с диэтил-2-ароиламиномалона-
тами получен ряд новых замещенных фосфорилированных 1,3-оксазолов – 2-арил-4-[1,2-бис(диалкок-
сифосфорил)винил]-5-этокси-1,3-оксазолов. Реакция протекает стереоселективно с промежуточным 
образованием соответствующих Z-2-ароиламино-2-[1,2-бис(диалкоксифосфорил)винил]малонатов.
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Оксазолы – важный класс гетероциклических 
соединений, привлекающий внимание исследова-
телей благодаря широкому спектру биологической 
активности [1–4] и синтетическому потенциалу 
[5]. Характер замещения оксазольного цикла игра-
ет ключевую роль в определении биологической 
активности (антибактериальной [6, 7], противо- 
опухолевой [8–10], противотуберкулезной [11, 12], 
противовоспалительной [13, 14], антиоксидантной 
[15] и др.). 1,3-Оксазолы и их производные входят 
в состав ряда эффективных лекарственных пре-
паратов. Среди них нестероидный противовоспа-
лительный препарат оксапрозин [16], ингибитор 
агрегации тромбоцитов дитазол [17], антибиотики 
ризоксин [18, 19] и мадумицин II [20, 21], инги-
битор вируса герпеса HSV-1 хенноксазол [22, 23], 
эффективный ингибитор ВИЧ-1 тиангазол [24], 
цитотоксический агент тантазол [25] и др. 

К настоящему времени получено немалое чис-
ло фосфорилированных 1,3-оксазолов (см. обзор 
[26]). Среди 4-фосфорилированных 1,3-оксазолов 
выявлены соединения, проявляющие антигипер-
тензивное (1) [27, 28] и росторегулирующее (2, 3) 

действие [29], противовирусную (4) [30] и проти-
вогрибковую [31] активность (5, схема 1). 

Ранее на примере реакции ацетилендифосфо-
ната, структурного аналога ацетилендикарбоно-
вой кислоты, с диэтиловым эфиром 2-(4-бром-
бензоиламино)малоновой кислоты нами была 
показана возможность получения 1,3-оксазолов, 
содержащих в положении 4 1,2-бис(диалкокси-
фосфорил)винильный заместитель [32]. Введение 
диалкоксифосфорильной группы в оксазольное 
кольцо представляет большой интерес, поскольку 
известно, что этот фрагмент, являясь изостером 
карбоксильной группы, моделирует ее переход-
ное состояние при взаимодействии с ферментами. 
Это делает целесообразным поиск новых инги-
биторов ферментов среди подобных соединений  
[33, 34]. Настоящая работа посвящена синтезу 
ряда новых 4-фосфорилированных 1,3-оксазолов, 
а именно 2-арил-4-[1,2-бис(диалкоксифосфорил)- 
винил]-5-этокси-1,3-оксазолов.

Целевые 1,3-оксазолы были получены на основе 
реакции тетраметилового эфира ацетилендифос-
фоновой кислоты 6 с диэтил-2-ароиламиномало-
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натами 7а–е. Взаимодействие тетраметилэтинил-
дифосфоната 6 с диэтил-2-ароиламиномалонатами 
7а–е в ацетонитриле в присутствии 1.5 экв. K2CO3 
при комнатной температуре первоначально при-
водит к образованию соответствующих алкен-
дифосфонатов 8а–е – продуктов присоединения 
СН-компоненты по тройной связи (схема 2). Ре-
акция протекает стреоселективно с образованием 
исключительно Z-изомера. 

Последующее нагревание полученных 2-аро-
иламино-2-[1,2-бис(диалкоксифосфорил)винил]- 

малонатов 8а–е в течение 3–12 ч сопровождает-
ся декарбоксилированием и внутримолекулярной 
циклизацией по типу реакции Робинсона–Габри-
эля [35] с образованием 2-арил-4-[1,2-бис(ди- 
алкоксифосфорил)винил]-5-этокси-1,3-оксазолов 
9а–е. Нами установлено, что целевые замещенные 
1,3-оксазолы 9а–е могут быть получены напря-
мую взаимодействием тетраметилэтинилдифос-
фоната 6 с диэтил-2-ароиламиномалонатами 7а–е 
в ацетонитриле в присутствии 1.5 экв. K2CO3 при 
нагревании в течение 3–24 ч. Это позволяет со-
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кратить время реакции, минуя стадию выделения 
промежуточно образующихся алкендифосфонатов 
8. При этом легче всего протекает реакция с 2-ами-
домалонатами 7а и 7б, имеющими метильную 
группу в орто- или пара -положении ариламидно-
го фрагмента. Более длительное нагревание требу-
ется в случае диэтил-2-[(4-нитробензоил)амино]- 
малонатов 7д, е. Следует отметить, что в случае 
2-(2-нитрофенил)амидомалоната 7д длительное 
нагревание реакционной смеси привело к образо-
ванию целевого 1,3-оксазола лишь в следовых ко-
личествах, выделить который нам не удалось. 

Строение полученных соединений подтверж-
дено данными спектроскопии ЯМР 1Н, 13С и 31Р. 
Так, в спектрах ЯМР 1Н алкендифосфонатов 8а–е 
характерным является сигнал метинового протона 
РCH=, представленный дублетом дублетов в об-
ласти 7.00–7.60 м. д. с константами расщепления 
3JHP 52.6–56.2 и 2JHР 18.1–21.0 Гц. В спектрах ЯМР 
13С атомы углерода при двойной связи резонируют 
дублетными сигналами в области 136.96–137.66 
(РСН=) и 141.02–142.22 м. д. (PC=) с константами 
спин-спинового взаимодействия с ядром фосфо-
ра 1JСP 188.2–191.2 Гц. Наличие двух дублетных 
сигналов в спектрах ЯМР 31Р алкендифосфона-
тов 8а–е в области 13.15–14.04 м. д. с константой 
спин-спинового взаимодействия 3JРP 27.8–30.8 Гц 
свидетельствует о Z-конфигурации кратной связи. 
Для сравнения в случае Е-алкендифосфонатов ве-
личина 3JРP составляет 88–95 Гц [36]. 

В спектрах ЯМР 1Н 2-арил-4-[1,2-бис(диалкок-
сифосфорил)винил]-5-этокси-1,3-оксазолов 9а–е 
также присутствует сигнал группы РCH= в обла-
сти 6.76–7.00 м. д. с константами расщепления 
3JHP 45.6–60.0 и 2JHР 12.0–13.1 Гц. Сигналы атомов 
углерода винильного фрагмента в спектрах ЯМР 
13С регистрируются в слабом поле при 126.56–
129.34 (РСН=) и 138.33–139.09 м. д. (РС=) с КССВ 
1JСP 184.6–194.2 и 2JСP 8.8–12.2 Гц. Об образова-
нии оксазольного цикла свидетельствует присут-
ствие дублетных сигналов атомов углерода С4 и 
С5 при 113.63–115.72 и 155.61–159.41 м. д. (2JСP 
6.0–15.3 и 3JСP 25.8–26.2 Гц) и синглетного сигна-
ла атома С2 в области 147.82–152.25 м. д., а также 
отсутствие сигналов малонатного фрагмента. Как 
и в случае алкендифосфонатов 8а–е, величина кон-
станты спин-спинового взаимодействия 3JРP 24.3– 
26.2 Гц для двух дублетных сигналов атомов фос-

фора при 12.19–12.86 и 15.91–16.78 м. д. указывает 
на цис-расположение фосфонатных групп. 

Таким образом, получен новый ряд 4-фосфо-
рилированных 1,3-оксазолов на основе стере-
оселективной реакции тетраметилового эфира 
этинилдифосфоновой кислоты с замещенными 
2-(ариламидо)малонатами. 

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ

Спектры ЯМР 1Н, 13С и 31Р регистрировали на 
спектрометре Bruker Avanca III HD 400 NanoBay с 
использованием рабочих частот 400.17 (1Н), 100.62 
(13С) и 161.98 МГц (31Р). Температуры плавления 
измеряли на столике Кофлера (VEB Wägentechnik 
Rapido, PHMK 81/2969). Масс-спектры (HMR-ESI) 
снимали на масс-спектрометре Bruker MicroTOF.

Общая методика получения соединений 8а–е.  
К раствору 1 ммоль тетраметилэтиндифосфона-
та 6 в 5 мл безводного ацетонитрила прибавляли  
1 ммоль соответствующего 2-(ариламидо)малона-
та 7а–е и 1.5 ммоль безводного K2CO3. Получен-
ную смесь перемешивали при комнатной темпера-
туре в течение 7–14 ч. Контроль за ходом реакции 
осуществляли методом ЯМР 31Р. После окончания 
реакции осадок отфильтровывали и промывали 
хлористым метиленом. Фильтрат упаривали в ва-
кууме. Остаток кристаллизовали из октана или 
очищали колоночной хроматографией (хлоро-
форм–метанол). 

Диэтиловый эфир Z-2-[1,2-бис(диметокси-
фосфорил)винил]-2-(2-метилбензоиламино)- 
малоновой кислоты (8а). Выход 88%, бесцвет-
ные кристаллы, т. пл. 133–135°С. Спектр ЯМР 1H, 
δ, м. д.: 1.52 т (6H, CH3CH2O, 3JHH 6.9 Гц), 2.66 с 
(CH3Ph), 3.84 д (6H, CH3OP, 3JHP 12.0 Гц), 3.90 д (6H, 
CH3OP, 3JHP 12.0 Гц), 4.21–4.48 м (4H, CH3CH2O), 
7.00 д. д (1H, PCH, 2JHP 20.8, 3JHP 54.5 Гц), 7.24 д  
(1H, Нмета, 3JHH 8.0 Гц), 7.26 т (1H, Нмета, 3JHH  
8.0 Гц), 7.66 т (1H, Нпара, 3JHH 8.0 Гц), 7.69 д (1H, 
Норто, 3JHH 8.0 Гц), 7.92 с (1H, NH). Спектр ЯМР 
13С, δС, м. д.: 13.76 (CH3CH2O), 22.13 (CH3Ph), 
52.43 д и 53.03 д (CH3OP, 2JCP 5.3 Гц), 63.72 
(CH2O), 68.01 д. д [C(COOEt)2, 2JCP 13.9, 3JCP  
21.5 Гц], 125.43 и 126.19 (2Cмета), 127.54 и 129.38 
(2Сорто), 131.08 (Cпара), 137.16 д (PCH=, 1JCP 190.2 Гц),  
138.86 (Cипсо), 142.22 д (PC=, 1JCP 189.6 Гц), 165.75 
д (COOEt, 3JCP 8.5 Гц), 167.84 (C=O). Спектр ЯМР 
31P, δP, м.д.: 13.15 д и 13.42 д (3JPP 28.9 Гц).
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Диэтиловый эфир Z-2-[1,2-бис(диметокси-
фосфорил)винил]-2-(4-метилбензоиламино)- 
малоновой кислоты (8б). Выход 90%, бесцвет-
ные кристаллы, т. пл. 125–127°С. Спектр ЯМР 
1H, δ, м. д.: 1.24 т (6H, CH3CH2O, 3JHH 8.0 Гц), 
2.37 с (CH3Ph), 3.69 д (6H, CH3OP, 3JHP 12.0 Гц), 
3.74 д (6H, CH3OP, 3JHP 12.0 Гц), 4.25–4.49 м (4H, 
CH3CH2O), 7.22 д (2H, Нмета, 3JHH 8.0 Гц), 7.60 д. д 
(1H, PCH, 2JHP 21.0, 3JHP 56.0 Гц), 7.69 д (2H, Норто, 
3JHH 8.0 Гц), 7.81 с (1H, NH). Спектр ЯМР 13С, δС,  
м. д.: 13.81 (CH3CH2O), 21.46 (CH3Ph), 52.85 д и 
53.35 д (CH3OP, 2JCP 5.0 Гц), 63.40 (CH2O), 68.31 д. д  
[C(COOEt)2, 2JCP 14.1, 3JCP 21.1 Гц], 127.11 (2Cмета),  
129.34 (2Сорто), 130.58 (Cпара), 137.01 д (PCH=, 
1JCP 191.2 Гц), 141.51 д (PC=, 1JCP 187.2 Гц), 142.63 
(Cипсо), 165.28 д (COOEt, 3JCP 8.1 Гц), 166.14 (C=O). 
Спектр ЯМР 31P, δP, м. д.: 13.76 д и 14.04 д (3JPP 
29.2 Гц). Масс-спектр, m/z: 558.1283 [M + Na+] 
(вычислено для C21H31NNaO11P2: 558.1265).

Диэтиловый эфир Z-2-[1,2-бис(диметокси-
фосфорил)винил]-2-(2-хлорбензоиламино)ма-
лоновой кислоты (8в). Выход 82%, масло. Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.25 т (6H, CH3CH2O, 3JHH 8.0 Гц), 
3.72 д (6H, CH3OP, 3JHP 4.0 Гц), 3.75 д (6H, CH3OP, 
3JHP 4.0 Гц), 4.16–4.26 м (4H, CH3CH2O), 7.22–
7.34 м (3H, Ar), 7.49 д. д (1H, PCH, 2JHP 18.7, 3JHP  
52.6 Гц),7.61 д (1H, Норто), 7.85 уш. с (1H, NH). 
Спектр ЯМР 13С, δС, м. д.: 13.73 (CH3CH2O), 52.82 д  
и 53.29 д (CH3OP, 2JCP 5.5 Гц), 63.51 (CH2O), 68.60 
д. д [C(COOEt)2, 2JCP 16.1, 3JCP 23.1 Гц], 127.04 
(Cмета), 129.92 (Cмета), 130.54 (Cорто), 131.42 (CCl), 
131.89 (Cпара), 133.51 (Cипсо), 137.23 д (PCH=, 1JCP 
189.2 Гц), 141.22 д (PС=, 1JCP 186.5 Гц), 164.89 д 
(COOEt, 3JCP 7.8 Гц), 165.17 (C=O). Спектр ЯМР 
31P, δP, м. д.: 13.29 д и 13.97 д (3JPP 30.8 Гц).

Диэтиловый эфир Z-2-[1,2-бис(диметокси-
фосфорил)винил]-2-(4-хлорбензоиламино)ма-
лоновой кислоты (8г). Выход 92%, бесцветные 
кристаллы, т. пл. 130–132°С. Спектр ЯМР 1H, δ, 
м. д.: 1.27 т (6H, CH3CH2O, 3JHH 8.0 Гц), 3.73 д  
(6H, CH3OP, 3JHP 12.0 Гц), 3.77 д (6H, CH3OP, 
3JHP 12.0 Гц), 4.24–4.37 м (4H, CH3CH2O), 7.43 д 
(2H, Нмета, 3JHH 8.6 Гц), 7.57 д. д (1H, PCH, 2JHP 
18.6, 3JHP 53.0 Гц), 7.77 д (2H, Норто, 3JHH 8.6 Гц), 
7.89 уш. с (1H, NH). Спектр ЯМР 13С, δС, м. д.: 
13.85 (CH3CH2O), 52.91 д и 53.46 д (CH3OP, 2JCP 
5.3 Гц), 63.56 (CH2O), 68.36 д. д [C(COOEt)2, 2JCP 

14.3, 3JCP 22.1 Гц], 128.60 (2Cмета), 129.01 (2Cорто),  
131.84 (CCl), 137.33 д (PCH=, 1JCP 191.2 Гц), 
138.42 (Cипсо), 141.32 д (PС=, 1JCP 188.2 Гц), 165.13 
д (COOEt, 3JCP 8.1 Гц), 165.21 (C=O). Спектр ЯМР 
31P, δP, м. д.: 13.59 д и 13.90 д (3JPP 29.2 Гц). Масс-
спектр, m/z: 578.0752 [M + Na+] (вычислено для 
C21H31ClNNaO11P2: 578.0718).

Диэтиловый эфир Z-2-[1,2-бис(диметокси-
фосфорил)винил)]-2-(2-нитробензоиламино)- 
малоновой кислоты (8д). Выход 43%, масло. 
Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.33 т (6H, CH3CH2O, 3JHH 
8.0 Гц), 3.78 д (6H, CH3OP, 3JHP 11.9 Гц), 3.82 д (6H, 
CH3OP, 3JHP 12.0 Гц), 4.32–4.38 м (4H, CH3CH2O), 
7.01 д. д (1H, PCH, 2JHP 20.1, 3JHP 54.0 Гц), 7.57 
д (1H, Норто, 3JHH 8.0 Гц), 7.61 т (1H, Нпара, 3JHH  
8.0 Гц), 7.76 т (1H, Нмета, 3JHH 8.0 Гц), 8.17 д (1H, 
Нмета, 3JHH 8.0 Гц), 8.95 уш. с (1H, NH). Спектр 
ЯМР 13С, δС, м. д.: 13.64 (CH3CH2O), 53.79 д 
(CH3OP, 2JCP 5.3 Гц), 54.07 д (CH3OP, 2JCP 5.0 Гц), 
63.72 (CH2O), 68.48 д. д [C(COOEt)2, 2JCP 12.5, 
3JCP 21.9 Гц], 127.48 (Cорто), 129.98 (Cмета), 131.28  
(Cпара), 132.89 (Cмета), 136.96 д (PCH=, 1JCP  
190.7 Гц), 139.09 (Cипсо), 142.17 д (PC=, 1JCP  
189.3 Гц), 149.03 (CNO2), 165.04 д (COOEt, 3JCP  
8.3 Гц), 166.05 (C=O). Спектр ЯМР 31P, δP, м. д.: 
13.67 д и 13.96 д (3JPP 28.7 Гц).

Диэтиловый эфир Z-2-[1,2-бис(диметокси-
фосфорил)винил)]-2-(4-нитробензоиламино)- 
малоновой кислоты (8е). Выход 69%, масло. 
Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.24 т (6H, CH3CH2O, 3JHH 
8.0 Гц), 3.71 д (6H, CH3OP, 3JHP 12.1 Гц), 3.74 д (6H, 
CH3OP, 3JHP 12.0 Гц), 4.23–4.33 м (4H, CH3CH2O), 
7.50 д. д (1H, PCH, 2JHP 18.1, 3JHP 56.2 Гц), 7.97 
д (2H, Норто, 3JHH 8.0 Гц), 8.06 с (1H, NH), 8.27 д 
(2H, Нмета, 3JHH 8.0 Гц). Спектр ЯМР 13С, δС, м. д.:  
13.81 (CH3CH2O), 52.94 д (CH3OP, 2JCP 5.0 Гц), 
53.54 д (CH3OP, 2JCP 6.0 Гц), 63.70 (CH2O), 68.70 
д. д [C(COOEt)2, 2JCP 13.1, 3JCP 22.1 Гц], 123.93  
(2Сорто), 128.40 (2Cмета), 137.66 д (PCH=, 1JCP  
191.2 Гц), 138.94 (Cипсо), 141.02 д (PC=, 1JCP 188.2 
Гц), 149.89 (CNO2), 164.35 (C=O), 164.84 д (COOEt, 
3JCP 8.1 Гц). Спектр ЯМР 31P, δP, м. д.: 13.27 д и 
13.62 д (3JPP 29.2 Гц).

Общая методика получения соединений 9а–е.  
К раствору 1 ммоль тетраметилэтиндифосфона-
та 6 в 5 мл безводного ацетонитрила прибавляли  
1 ммоль соответствующего 2-(ариламидо)малона-
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та 7а–е и 1.5 ммоль безводного K2CO3. Получен-
ную смесь кипятили в течение 3–24 ч. Контроль 
за ходом реакции осуществляли методом ЯМР 31Р. 
После окончания реакции осадок отфильтровыва-
ли и промывали хлористым метиленом. Фильтрат 
упаривали в вакууме. Остаток кристаллизовали из 
октана или очищали колоночной хроматографией 
(хлороформ–метанол). 

Тетраметиловый эфир (Z)-1-[2-(2-метилфе-
нил)-5-этоксиоксазол-4-ил]этен-1,2-диилдифос-
фоновой кислоты (9а). Выход 92%, бесцветные 
кристаллы, т. пл. 130–132°С. Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.:  
1.51 т (3H, CH3CH2O, 3JHH 6.9 Гц), 2.60 с (3Н, 
CH3Ph), 3.82 д (6H, CH3OP, 3JHP 11.3 Гц), 3.90 д 
(6H, CH3OP, 3JHP 11.3 Гц), 4.47 к (2H, CH3CH2O, 
3JHH 7.0 Гц), 7.00 д. д (1H, PCH=, 2JHP 12.8, 3JHP  
45.6 Гц), 7.25–7.75 м (4H, Ph). Спектр ЯМР 13С, 
δС, м. д.: 15.00 (CH3CH2O), 21.89 (CH3Ph), 52.76 
д и 53.49 д (CH3OP, 2JCP 6.2 Гц), 71.16 (CH2O), 
114.41 д. д (C4

оксазол, 2JCP 15.1, 3JCP 26.2 Гц), 124.97 
и 125.86 (2Cмета), 127.04 и 129.07 (2Сорто), 127.52 
д (PCH=, 1JCP 194.2 Гц), 129.54 (Cпара), 138.54  
(Cипсо), 139.09 д. д (PC=, 1JCP 184.6, 2JCP 8.8 Гц), 
152.25 (C2

оксазол), 156.39 д (C5
оксазол, 3JCP 6.4 Гц). 

Спектр ЯМР 31P, δP, м. д.: 12.86 д и 16.78 д (3JPP 
25.5 Гц).

Тетраметиловый эфир (Z)-1-[2-(4-метилфе-
нил)-5-этоксиоксазол-4-ил]этен-1,2-диилдифос-
фоновой кислоты (9б). Выход 95%, бесцветные 
кристаллы, т. пл. 123–125°С. Спектр ЯМР 1H, δ, 
м. д.: 1.27 т (3H, CH3CH2O, 3JHH 8.0 Гц), 2.16 с 
(CH3Ph), 3.58 д (6H, CH3OP, 3JHP 8.0 Гц), 3.67 д 
(6H, CH3OP, 3JHP 8.0 Гц), 4.25 к (2H, CH3CH2O, 
3JHH 8.0 Гц), 6.76 д. д (1H, PCH=, 2JHP 12.0, 3JHP 
46.0 Гц), 7.02 д (2H, Нмета, 3JHH 8.0 Гц), 7.29 с (1H, 
NH), 7.59 д (2H, Норто, 3JHH 8.0 Гц). Спектр ЯМР 
13С, δС, м. д.: 14.73 (CH3CH2O), 21.17 (CH3Ph), 
52.55 д и 53.17 д (CH3OP, 2JCP 6.0 Гц), 70.0 (CH2O), 
113.63 д. д (C4

оксазол, 2JCP 15.1, 3JCP 26.2 Гц), 123.84 
(Спара), 125.42 (2Cмета), 126.56 д (PCH=, 1JCP  
194.2 Гц), 129.30 (2Сорто), 138.33 д. д (PC=, 1JCP 
184.7, 2JCP 10.0 Гц), 140.38 (Cипсо), 151.70 (C2

оксазол),  
155.61 д (С5

оксазол, 3JCP 6.0 Гц). Спектр ЯМР 31P, 
δP, м. д.: 12.35 д и 16.41 д (3JPP 24.7 Гц). Масс-
спектр, m/z: 468.0947 [M + Na+] (вычислено для 
C18H25NNaO8P2: 468.0953).

 Тетраметиловый эфир (Z)-1-[2-(2-хлорфе-
нил)-5-этоксиоксазол-4-ил]этен-1,2-диилдифос-

фоновой кислоты (9в). Выход 74%, масло. Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.37 т (3H, CH3CH2O, 3JHH 8.0 Гц), 
3.52 д (6H, CH3OP, 3JHP 6.0 Гц), 3.79 д (6H, CH3OP, 
3JHP 6.0 Гц), 4.27 к (2H, CH3CH2O, 3JHH 8.0 Гц), 
6.84 д. д (1H, PCH=, 2JHP 12.3, 3JHP 58.4 Гц), 7.28–
7.36 м (3H, Ar). Спектр ЯМР 13С, δС, м. д.: 16.25 
(CH3CH2O), 52.79 д и 53.17 д (CH3OP, 2JCP 7.0 Гц), 
70.96 (CH2O), 115.72 д. д (C4

оксазол, 2JCP 15.3, 3JCP 
26.0 Гц), 126.68 и 128.29 (Cмета), 128.02 д (PCH=, 
1JCP 194.0 Гц), 130.07 (Cорто), 131.69 (CCl), 132.47 
(Cпара), 134.01 (Cипсо), 139.09 д. д (PC=, 1JCP 185.0, 
2JCP 11.0 Гц), 152.25 (C2

оксазол), 156.39 д (C5
оксазол, 

3JCP 6.4 Гц). Спектр ЯМР 31P, δP, м. д.: 12.86 д и 
16.78 д (3JPP 25.5 Гц).

Тетраметиловый эфир (Z)-1-[2-(4-хлорфе-
нил)-5-этоксиоксазол-4-ил]этен-1,2-диилдифос-
фоновой кислоты (9г). Выход 87%, бесцветные 
кристаллы, т. пл. 128–130°С. Спектр ЯМР 1H, δ,  
м. д.: 1.35 т (3H, CH3CH2O, 3JHH 8.0 Гц), 3.54 д (6H, 
CH3OP, 3JHP 6.1 Гц), 3.83 д (6H, CH3OP, 3JHP 6.1 Гц), 
4.35 к (2H, CH3CH2O, 3JHH 8.0 Гц), 6.81 д. д (1H, 
PCH=, 2JHP 12.5, 3JHP 57.5 Гц), 7.54 д (2H, Нмета, 3JHH 
8.5 Гц), 7.83 д (2H, Норто, 3JHH 8.5 Гц). Спектр ЯМР 
13С, δС, м. д.: 16.72 (CH3CH2O), 52.69 д и 53.48 д  
(CH3OP, 2JCP 6.8 Гц), 70.83 (CH2O), 114.91 д. д 
(C4

оксазол, 2JCP 15.0, 3JCP 25.8 Гц), 125.97 (2Cмета),  
127.37 (2Cорто), 129.34 д (PCH=, 1JCP 194.0 Гц), 
129.85 (Cпара), 131.69 (CCl), 134.01 (Cипсо), 138.93 
д. д (PC=, 1JCP 185.7, 2JCP 11.7 Гц), 150.05 (C2

оксазол),  
159.41 д (C5

оксазол, 3JCP 6.4 Гц). Спектр ЯМР 31P, 
δP, м. д.: 12.19 д и 16.00 д (3JPP 25.0 Гц). Масс-
спектр, m/z: 488.0448 [M + Na+] (вычислено для 
C17H22ClNNaO8P2: 488.0401).

Тетраметиловый эфир (Z)-1-[2-(2-нитрофе-
нил)-5-этоксиоксазол-4-ил]этен-1,2-диилди-
фосфоновой кислоты (9е). Выход 54%, масло. 
Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.28 т (3H, CH3CH2O, 3JHH 
8.0 Гц), 3.74 д (6H, CH3OP, 3JHP 12.0 Гц), 3.79 д 
(6H, CH3OP, 3JHP 12.0 Гц), 4.12 к (2H, CH3CH2O, 
3JHH 8.0 Гц), 6.83 д. д (1H, PCH, 2JHP 13.1, 3JHP  
56.4 Гц), 8.03 д (2H, Норто, 3JHH 8.0 Гц), 8.33 д (2H, 
Нмета, 3JHH 8.0 Гц). Спектр ЯМР 13С, δС, м. д.: 15.81 
(CH3CH2O), 52.87 и 53.76 д (CH3OP, 2JCP 6.0 Гц), 
70.71 (CH2O), 115.72 д. д (C4

оксазол, 2JCP 15.3, 3JCP 
26.0 Гц), 124.53 (2Сорто), 125.60 (2Cмета), 129.34 
д (PCH=, 1JCP 194.0 Гц), 132.01 (Cипсо), 139.83 д. 
д (PC=, 1JCP 187.5, 2JCP 12.2 Гц), 147.25 (CNO2), 
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147.85 (C2
оксазол), 159.41 д (C5

оксазол, 3JCP 6.4 Гц). 
Спектр ЯМР 31P, δP, м. д.: 12.37 д и 15.91 д (3JPP 
26.2 Гц).
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Synthesis of New 2-Aryl-4-[1,2-bis(dialkoxyphosphoryl)vinyl]- 
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A series of new substituted phosphonylated 1,3-oxazoles, 2-aryl-4-[1,2-bis(dialkoxyphosphoryl)vinyl]-5-ethoxy-
1,3-oxazoles, was obtained by the reaction of ethynyldiphosphonic acid tetramethyl ester with diethyl 2-aroyl-
aminomalonates. The reaction proceeds stereoselectively with the intermediate formation of the corresponding 
Z-2-aroylamino-2-[1,2-bis(dialkoxyphosphoryl)vinyl]malonates.

Keywords: phosphonylated 1,3-oxazoles, amidomalonates, acetylene diphosphonates


