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За последние десятилетия, благодаря усилиям многих научных коллек-

тивов, значительно был расширен спектр фармакологической активности 
производных 4-тиазолонов, среди которых были выявлены вещества с 
гипогликемическим, противораковым, противовоспалительным, антими-
кробным, антиоксидантным, противовирусным, противотуберкулезным 
действием [1]. Это служит основанием для синтеза и исследований 
названных гетероциклов, модифицированных новыми фармакофорными 
группами, с целью их практического применения в фармации, медицине, 
сельском хозяйстве и т. д. Одним из классических подходов, который 
наиболее часто и эффективно используется для получения тиазо-
лидонового цикла, является реакция [2+3]циклоконденсации [2]. Реакцию 
N-арил-N-тиокарбамоил-β-аланинов 1а–e [3] с монохлоруксусной кисло-
той или малеиновым ангидридом проводили в уксусной кислоте в присут-
ствии ацетата натрия и получили новые 4-тиазолоновые производные 
N-арил-β-аланинов 2а–f. 
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1, 2 a, f R = H; b R = Me; c R = OMe; d R = NO2; e R = PhNH; 

                            2ae R1 = H; f R1 = CH2CO2H  
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Спектры ЯМР 1Н и 13С записаны на приборе Bruker MSL-400 (400 и 100 МГц 
соответственно) при 25 °C в растворе ДМСО-d6, внутренний стандарт ТМС. 

N-(4-R-фенил)-N-(4-оксо-4,5-дигидро-1,3-тиазол-2-ил)-β-аланины 2 (общая 
методика). Смесь 0.02 моль соответствующего N-арил-N-тиокарбамоил-β-ала-
нина 1 [3] и 0.02 моль монохлоруксусной кислоты или малеинового ангидрида в 
50 мл уксусной кислоты в присутствии 0.02 моль ацетата натрия нагревают при 
85–90 °C в течение 3 ч. Осадок, который образуется после охлаждения реакцион-
ной смеси, отфильтровывают. Полученные новые 4-тиазолоновые производные 
N-арил-β-аланинов 2 очищают перекристаллизацией из смеси AcOH–EtOH, 4 : 1. 

N-(4-Оксо-4,5-дигидро-1,3-тиазол-2-ил)-N-фенил-β-аланин (2а). Выход 
68%, т. пл. 198199 оС. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 2.72 (2Н, т, J = 7.1, 
CH2С(О)); 3.60 (2H, с, CH2 тиазол); 4.03 (2Н, т, J = 7.1, CH2N); 7.047.06 (3H, м, 
H Ar); 7.69–7.72 (2Н, м, Н Ar); 10.90 (1H, с, СО2Н). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 188.2 
(4-С=O); 173.9 (СО2Н); 156.5 (С-2 тиазол); 143.3 (С-1 Ar); 129.9 (С-3,5 Ar); 124.3 
(С-4 Ar); 123.7 (С-2,6 Ar); 41.5 (NCH2); 40.6 (SCH2); 30.3 (CH2СО2H). Найдено, %: 
С 54.61; Н 4.51; N 10.71; S 12.19. C12H12N2O3S. Вычислено, %: С 54.53; Н 4.58; 
N 10.60; S 12.13. 
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N-(4-Метилфенил)-N-(4-оксо-4,5-дигидро-1,3-тиазол-2-ил)-β-аланин (2b). 
Выход 75%, т. пл. 195196 оС. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 2.27 (3H, с, CH3); 
2.72 (2Н, т, J = 7.1, CH2С(О)); 3.61 (2H, с, CH2 тиазол); 4.04 (2Н, т, J = 7.1, CH2N);  
7.20 (2H, д, J = 9.0, H Ar); 7.44 (2Н, д, J = 9.0, Н Ar); 10.92 (1H, с, СО2Н). Спектр 
ЯМР 13С, δ, м. д.: 179.7 (4-С=O); 173.7 (СО2Н); 156.1 (С-2 тиазол); 139.5 (С-1 Ar); 
135.2 (CCH3); 130.6 (С-3,5 Ar); 123.1 (С-2,6 Ar); 41.8 (NCH2); 36.1 (SCH2); 
30.2 (CH2СО2H); 20.8 (CCH3). Найдено, %: С 56.15; Н 5.15; N 9.99; S 11.46. 
C13H14N2O3S.  Вычислено, %: С 56.10; Н 5.07;  N 10.06; S 11.52. 

N-(4-Mетоксифенил)-N-(4-оксо-4,5-дигидро-1,3-тиазол-2-ил)-β-аланин (2c). 
Выход 79%, т. пл. 189191 оС. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 2.71 (2Н, т, J = 7.1, 
CH2С(О)); 3.62 (2H, с, CH2 тиазол); 3.72 (3H, с, CH3); 4.05 (2Н, т, J = 7.1, CH2N); 
6.71 (2H, д, J = 9.2, H Ar); 7.02 (2Н, д, J = 9.2, Н Ar); 10.95 (1H, с, СО2Н). Спектр 
ЯМР 13С, δ, м. д.: 179.9 (4-С=O); 173.9 (СО2Н); 155.7 (С-2 тиазол); 155.4 (С-4 Ar); 
135.6 (С-1 Ar); 126.7 (С-2,6 Ar); 115.2 (С-3,5 Ar); 55.6 (CH3); 41.5 (NCH2); 36.2 
(SCH2); 30.3 (CH2СО2Н). Найдено, %: С 53.15; Н 4.74; N 9.60; S 10.92. 
C13H14N2O4S.  Вычислено, %: С 53.05; Н 4.79;  N 9.52; S 10.89. 

N-(4-Нитрофенил)-N-(4-оксо-4,5-дигидро-1,3-тиазол-2-ил)-β-аланин (2d). 
Выход 74%, т. пл. 206207 оС. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 2.73 (2Н, т, J = 7.1, 
CH2С(О)); 3.63 (2H, с, CH2 тиазол); 4.02 (2Н, т, J = 7.1, CH2N); 7.27 (2H, д, J = 8.9, 
H Ar); 8.47 (2Н, д, J = 8.9, Н Ar); 10.91 (1H, с, СО2Н). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 
179.8 (4-С=O); 173.7 (СО2Н); 155.2 (С-2 тиазол); 146.7 (С-1 Ar); 142.4 (C-4 Ar), 
125.1 (С-3,5 Ar); 123.8 (С-2,6 Ar); 41.2 (NCH2); 36.0 (SCH2); 30.1 (CH2СО2Н). 
Найдено, %: С 46.35; Н 3.67; N 13.50; S 10.45. C12H11N3O5S.  Вычислено, %: 
С 46.60; Н 3.58; N 13.59; S 10.37. 

N-(4-(Фениламино)фенил)-N-(4-оксо-4,5-дигидро-1,3-тиазол-2-ил)-β-ала-
нин (2e). Выход 70%, т. пл. 205206 оС. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 2.73 (2Н, 
т, J = 7.1, CH2С(О)); 3.61 (2H, с, CH2 тиазол); 4.04 (2Н, т, J = 7.1, CH2N); 6.847.44 
(9Н, м, Н Ar); 8.06 (1H, с, NН); 10.64 (1H, с, СО2Н). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 
179.7 (4-С=O); 173.6 (СО2Н); 153.7 (С-2 тиазол); 146.6 (С-1' Ar); 136.8 (С-1 Ar); 
136.7 (C-4 Ar); 128.8 (С-3',5' Ar); 123.4 (С-3,5 Ar); 123.3 (С-2,6 Ar); 116.9 (С-4' Ar); 
113.6 (С-2',6' Ar); 41.1 (NCH2); 36.2 (SCH2); 30.0 (CH2СО2Н). Найдено, %: С 60.79; 
Н 4.87; N 11.91; S 9.06. C18H17N3O3S.  Вычислено, %: С 60.83; Н 4.82; N 11.82; 
S 9.02. 

N-[5-(Карбоксиметил)-4-оксо-4,5-дигидро-1,3-тиазол-2-ил]-N-фенил-β-ала-
нин (3). Выход 70 %, т. пл. 223225 оС. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 2.71 (2Н, 
т, J = 7.1, CH2С(О)); 4.02 (2Н, т, J = 7.1, CH2N); 3.13 (1H, д. д, 2J = 17.2, 3J = 8.0) и 
3.33 (2H, д. д, 2J = 17.2, 3J = 6.5, CH2); 4.53 (1Н, м, CH тиазол); 7.06–7.18 (3H, м, 
H Ar); 7.69–7.72 (2Н, м, Н Аr); 10.96 (1H, с, СО2Н), 11.98 (1H, с, СО2Н). Спектр 
ЯМР 13С, δ, м. д.: 177.6 (4-С=O); 173.9 (СО2Н); 173.0 (СО2Н); 156.9 (С-2 тиазол); 
141.5 (С-1 Ar); 131.0 (С-3,5 Аr); 126.4 (С-2,6 Ar); 125.7 (C-4 Ar); 44.3 (CHS); 42.7 
(CHCH2); 41.5 (NCH2); 30.1 (CH2СО2Н). Найдено, %: С 52.15; Н 4.45; N 8.62; 
S 10.01. C14H14N2O5S.  Вычислено, %: С 52.17; Н 4.38; N 8.69; S 9.95. 
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CИНТЕЗ 
13-ФЕНИЛ-9,15-ДИТИА-2-АЗАТРИЦИКЛО[9.3.1.03,8]ПЕНТАДЕКА-

1(14),3,5,7-ТЕТРАЕНА 
 

Ключевые слова: 9,15-дитиа-2-азатрицикло[9.3.1.03,8]пентадека-1(14),3,5,7-
тетраен, домино-реакции, реакция гетеро-Дильса–Альдера. 

 
Методология домино-реакций в последнее время находит все более 

широкое применение в органическом синтезе [1, 2]. Значительный потен-
циал имеют, в частности, домино-реакции, в которых первоначально обра-
зующийся гетеродиеновый фрагмент участвует в последующих реакциях 
циклоприсоединения  [1–4]. 

В этой работе изучена возможность формирования новой гетероцикли-
ческой системы путем протекания внутримолекулярной реакции гетеро-
Дильса–Альдера первоначально образующегося продукта N-ацилирования 
2-(2-пропен-1-илсульфанил)анилина (1). 

Взаимодействием фенилпропенамида 1 с хлорангидридом коричной 
кислоты (2) получено соединение 3, в котором имеется гетеродиеновая 
система С=С–С=О [5]. Оказалось, что внутримолекулярная реакция 
гетеро-Дильса–Альдера  с образованием соединения 4 не происходит 
даже при кипячении в толуоле и катализе кислотами Льюиса. Известно, что  
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