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[bookmark: _GoBack]Нитрогетероциклы являются одним из классов эффективных противомикробных соединений. Ранее в нашей лаборатории были получены производные 5-нитрофуран-2-карбоксамидов, которые проявили значительную антимикобактериальную активность, в том числе против штаммов туберкулеза с МЛУ [1]. В продолжение этого цикла исследований нами была предложен дизайн и осуществлен синтез серии 5-нитрофуран-2-карбоксамидов содержащих фрагмент неизвестного ранее спироцикла - 7’H-спиро[азетидин-3,5’-фуро[3,4-d]пиримидина. 
Синтез 2’-замещенных 1-(5-нитро-2-фуроил)-7'Н-спиро[азетидин-3,5'-фуро[3,4-d]пиримидинов] проводился по схеме 1. 
[image: ]
Рис. 1. Схема 1 (выхода по последней стадии) i. (EtO)2P(O)CH2CO2Et, NaH, ТГФ, 0 ℃ → к. т., 18 ч; ii.HOCH2CO2Me, NaH, Et2O; iii. ДМСО, 0 ℃ → к. т., 18 ч;iv. DMF-DMA, Т кип., 1 ч; v.–R1C(=NH)NH2∙HCl, MeONa, MeOH, Т кип., 2-3 ч; vi.CF3COOH, CH2Cl2, 0 ℃, 2 ч; vii. 5-нитрофуран-2-карбоновая кислота, CDI, ДМФ, Et3N, 0 ℃, 18 ч; viii. для 7a-b – 6n, R2B(OH)2, Pd(dppf)Cl2, Cs2CO3, диоксан/H2O 10:1, Ar, 105 ℃, 6 ч; для 7с – 6n, B2Pin2, Pd(dppf)Cl2, AcOK, диоксан, Ar, 105 ℃, 6 ч.
Все соединения (6 a-q, 7 a-c) были протестированы против штамма M. tuberculosis H37Rv (таблица 1) и показали высокую антибактериальную активность.
Таблица 1. Минимальные ингибирующие концентрации (MIC) полученных соединений.
	Соединение
	MIC, мкг/мг
	Соединение
	MIC, мкг/мг
	Соединение
	MIC, мкг/мг
	Соединение
	MIC, мкг/мг

	6a
	0.4
	6g
	0.062
	6m
	0.031
	6s
	6.2

	6b
	0.050
	6h
	3.1
	6n
	0.008
	7a
	1.6

	6c
	>100
	6i
	0.125
	6o
	0.016
	7b
	0.062

	6d
	6.2
	6j
	0.031
	6p
	1.6
	7c
	0.8

	6e
	0.031
	6k
	0.016
	6q
	1.6
	
	

	6f
	0.8
	6l
	<0.004
	6r
	1.6
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