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РЕГИОСЕЛЕКТИВНЫЙ  СИ HТЕЗ  МЕТИЛОВОГО  ЭФИ PА  
5,7-ДИФЕНИЛ -3-ЭТОКСИКАРБОНИЛМЕТИЛ -4,7-ДИГИДРО - 
ТИАЗОЛО [3,2- а ]Ш  РИДИН -8-КАРБОНОВОЙ  КИСЛОТЫ  

ц  2-aлкилти o-5-к apб aм oил -3-циано -l,4-дигидропиридинов  [1], произ -
водных  8-этоксикарбонил -5,6-дигидротиазоло [2,3-г ][1,4]тиазинов  [2] и  
7-алкоксикарбонил -2,3,5, б -тетрагидропирроло [2,1-Ь ]тиазолов  [3] выявлена  
гепатопротекторная  активность . Объединение  структурных  фрагментов , 
определяющих  активность  упомянутых  выше  соединений  в  одну  молекулу , 
может  быть  перспективным . 	. 

Нами  недавно  предложен  простой  способ  получения  нитрилов  
3-oксо -2,3,4,7-тетрагидротиазоло [3,2-а ]пиридин -8-карбоновой  кислоты  [4], 
однако  синтез  соответств yющих  нитрилов  3-замещенных  4,7-дигид poти aз o- 
ло [3,2-а ]пиридин -8-карбоновой  кислоты  затруднен . Наряду  c желаемой  
вн yтримолекуля pной  циклизацией  функциональной  группы  2-япкиптиоза - 
местителя  c нуклеофильным  азотом  1 ,4-дигидропиридинового  цикла , 
приводящей  к  их  образованию , легко  протекает  конкурирующая  циклизацся  
по  Торпу  c участием  активированной  метиленовой  группы  2-алкилтиозаме -
стителя  и  цианогруппы  в  положении  3, приводящая  к  гидрированным  
таено  [2,3-Ь  ]пиридинам  [5 ]. 
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Для  решения  этой  задачи  мы  задались  целью  в  качестве  субстратов  
синтезировать  метиловые  эфиры  2-ти oк co-1,2,3,4-тетрагидропиридин -3-кар - 
боновой  кислоты , в  которой  очень  реакци oнная  цианогруппа  была  бы  
заменена  менее  реакционноспособнгй , но  более  липофильной  метоксикарбо -
нильной  группой . 

Конденсацией  х aлкона  c метиловым  эфиром  тиокарбамоилуксусной  
кислоты  в  присутствии  пиперидина  c последующим  кратковременным  
кипячением  в  разб . НС 1 впервые  получен  метиловый  эфир  4,6-дифенил -2- 
тиоксо -1,2,3,4-тетрагидропиридин -3-к aрбоновой  кислоты  (I). Его  дальней - 
шая  обработка  этиловым  эфиром  4-хлорацетоуксусной  кислоты  в  
присутствии  эквимолярного  количества  триэтиламина  при  нагревании  при  
60...70 'С  в  течение  30 мин  ведет  через  промежуточный  1 ,4-дигидропиридия  
II к  метиловому  эфиру  5,7-дифенил -3-этоксикарбонилметил -4,7-дигидроти -
азоло [3,2-а ]пиридин -8-карбоновой  кислоты  (III). 

Метиловый  эфир  4,6-диф eнил -2-тиоксо -1,2,3,4-тетрагидропиридин -3-карбоновой  кисло -

ты  (I, С 1эН 1э NO28). Выход  59%. Т  142...143°C. ИК  спектр : 1732 (CO), 3276 см  1  (Ni{).  Спектр  

ПМР  (СДС 1з ): 3,68 (3Н , c, СООСНз ); 4,06 (1 Н , д , з Тз 4=8 Гц , 3-Н ); 4,24 (1 Н , д . д , 4-Н ); 576 (1 Н , 

д , з 145= 4 Гц , 5-Н ); 7,22 и  7,42 (10Н , сис , 4- и  б -СбН 5), 9,08 м . д . (1H, упт . с , NH). 

Метиловый  эфир  5,7-дифенил -3-этоксикарбонилметил -4,7-дигидротиазоло [3,2-а ] пири -

дин -8-карбоновой  кислоты  (Ш , C2H2З NO4S). Выход  46%. Тпл  194...196 °С . ИК  спектр : 1663, 

1732 см  1 (СО ). Спектр  П MP (СДС 1з ) :1,08 (3Н , т , СН 2ГНз )  ; 2,80 (2Н , кв , 21=17 Гц , 3-СН 2СОО ); 

3,68 (ЗН , c, СООСНз ); 3,96 (2Н , кв , СН , СНз );  4,80 (1 Н , д , 7= 7 Гц , 7-H); 5,32 (1 Н , д , J= 7 Гц , 

6-Н ); 6,12 (1H, c, 2-Н ); 7,1...7,4 м . д . (10Н , м , 4- и  6-СбНв ). 
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ТИАДИАЗОЛИЛФОСФИНЫ  
C АЗОТСОДЕРЖАЩИМИ  ЗАМЕСТИ '1'ЕЛЯМИ  

Нами  впервые  получены  C- (Р III) фосфорилированные  производные  
1,3, 4-тиадиазола  I при  взаимодействии  N ,N-диметил -N'  -  (2-тиадиазо -  
лил )формамидина  как  c РС 1 з , так  и  c менее  активными  Р kРС 1г  и  Ph2PC1 
в  основных  средах . Гладко  протекающая  реакция  получения  соответствую -
щих  функционально  замещенных  фосфинов  II-IV является  первым  
примером  электрофильного  C-фосфорилирования  в  ряду  1 ,3,4-тиадиазола . 
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