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Известно, что соединения на основе гидантоинов проявляют сильную биологическую активность [1]. В то же время коммерчески доступный препарат «Roundup» в качестве солей глифосата используется повсеместно в качестве гербицида. Анализ структуры гидантоина и глифосата позволяет предположить, что их комбинация может дать новый класс соединений с биологической активностью.
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Схема 1. Модификация гидантоинов для получения глифосатоподобных препаратов

Ранее подобные соединения получались либо замыканием гидантоинового фрагмента с низкими выходами [2], либо фосфонометилированием 5,5’-дизамещённых доступных 3-замещённых гидантоинов [3]. В данной работе было показано, что 5,5’-незамещённые гидантоины также вступают в реакцию с параформальдегидом по незамещённому атому азота в присутствии уксусной кислоты, с последующим добавлением PCl3 и воды. Механизм фосфонометилирования включает в себя образование иминиевой соли, к которой затем присоединяется PCl3. 
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Схема 2. Синтез целевых 1-фосфонометил-гидантоинов

Работа была выполнена при финансовой поддержке Российского Научного Фонда (грант № 23-23-00207).
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