
 

НОВЫЙ  CИНТЕЗ  ПРОИЗВОДНЫХ 

6-АРИЛ-3-МЕТИЛ-6,7-ДИГИДРО-5H-[1,2,4]ТРИАЗОЛО- 

[3,4-b][1,3,4]ТИАДИАЗИН-7-КАРБОНОВОЙ  КИСЛОТЫ 

 
Ключевые слова: 6-арил-3-метил-7-(4-R-бензоил)-6,7-дигидро-5H-[1,2,4]триазоло[3,4-

b][1,3,4]тиадиазины, асимметрические атомы углерода, -хлорацетанилид, этилхлорацетат. 

 

Соединения с 7Н-[1,2,4]триазоло[3,4-b][1,3,4]тиадиазиновым ядром про-являют антибактериальную, 

фунгицидную и противовоспалительную ак-тивности [1, 2], поэтому исследование новых 

модификаций этой системы вызывает повышенный интерес. 

Однако синтез аналогов, гидрированых по тиадиазиновому циклу, опи-сан лишь в нескольких 

работах. Получение 3-алкил-6-арил-7-(4-R-бензо-ил)-6,7-дигидро-5H-[1,2,4]триазоло[3,4-

b][1,3,4]тиадиазинов осуществляется либо восстановлением 7Н-[1,2,4]триазоло[3,4-

b][1,3,4]тиадиазинового ядра [3, 5], либо алкилированием 5-R-4-(1-арилметилиденамино)-4H-1,2,4-

триазол-3-тионов фенацилбромидами или эфиром монохлоруксусной кислоты в присутствии 

двойного избытка триэтиламина [4, 5]. При получении данной системы последним методом 

возможно образование одного или двух диастереоизомеров из-за наличия двух асимметрических 

атомов углерода [4, 5]. 

SH

N

N

NN

Me

1, 2

R1

R2

N
H

S

O

ON

N

N

Me H

H

O

O

N
H

S
O

NH

N

N

N

H

H

Me

3

4a,b

R3

R4

R1

R2

ClCH2COOEt,

NEt3, DMF

NEt3, DMF

ArNHCOCH2Cl

 

1 R1R2 = –OCH2O–; 2 R1 = Cl, R2 = H; 4 a R1 = R3 = Cl, R2 = R4 = H; 

 b R1 = Cl, R2 = R3 = H, R4 = CF3 

 

Нами было установлено, что при алкилировании оснований Шиффа 1 этилхлорацетатом или 

замещенными -хлорацетанилидами происходит образование лишь одного изомера, о чем 

свидетельствует отсутствие в спектрах ЯМР 
1
Н удвоения сигналов. Судя по предполагаемому меха-

низму циклизации [5], в полученных соединениях радикалы при С(6) и С(7) имеют транс-

расположение. 

Строение всех синтезированных соединений подтверждено данными спектроскопии ЯМР 
1
Н. 

  Этил-6-(1,3-бензодиоксол-5-ил)-3-метил-6,7-дигидро-5H-[1,2,4]триазоло[3,4-b][1,3,4]-тиадиазин-7-карбоксилат (3). 

Раствор 2.6 г (10 ммоль) соединения 1, 1.23 г (10 ммоль) этил--хлорацетата и 2 мл триэтиламина в 10 мл ДМФА кипятят 5 

мин с обратным холодильником и охлаждают. Реакционную смесь выливают в 100 мл воды, закристаллизовавшийся осадок 

отфильтровывают, промывают водой и сушат. Выход 2.54 г (73%).  Т. пл. 176–177 C (из этанола). Спектр ЯМР 1H (500 МГц, 

ДМСО-d6,ТМС), , м. д. (J, Гц): 1.09 (3H, т, J = 6.9, OCH2CH3); 2.28 (3H, с, CH3); 4.07 (2H, к, J = 6.9, OCH2CH3); 4.66 (1H, д, J 

= 6.9, SCH); 4.69 (1H, д. д,  J1 = 7.2, J2 = 6.9, NHCH); 6.01 (2H, с, OCH2O); 6.88–7.02 (3H, м, С6Н3); 6.93 (1H, д, J = 7.2, NHCH). 

Найдено, %: N 16.3. C15H16N4O4S. Вычислено, %: N 16.1. 

  3-Метил-6-(4-хлорфенил)-6,7-дигидро-5H-[1,2,4]триазоло[3,4-b][1,3,4]тиадиазин-7-карбокс(4-хлоранилид) (4а) 



получают аналогично соединению 3 из эквимолярных (по 10 ммоль) количеств соединения 2 и 4-хлор--хлорацетанилида. 

Выход 2.98 г (71%).  Т. пл. 220 C (из смеси этанол–ДМФА). Спектр ЯМР 1H (500 МГц, ДМСО-d6, ТМС), , м. д. (J, Гц): 2.36 

(3H, с, CH3); 4.57 (1H, д, J = 3.9, SCH); 4.79 (1H, д. д, J1 = 5.7, J2 = 3.9, NHCH); 6.96 (1H, д, J = 5.7, NHCH); 7.23–7.54 (8H, м, 

Ar); 10.28 (1H, c, NH). Найдено, %: N 16.4. С18H15Cl2N5OS. Вычислено, %: N 16.7. 

 3-Метил-6-(4-хлорфенил)-6,7-дигидро-5H-[1,2,4]триазоло[3,4-b][1,3,4]тиадиазин-7-карбокс(3-

трифторметиланилид) (4b) получают аналогично соединению 3 из эквимолярных (по 10 ммоль) количеств соединения 2 и 

3-трифторметил--хлорацет-анилида. Выход 2.86 г (63%). Т. пл. 182–183 C (из смеси этанол–ДМФА). Спектр ЯМР 1H (500 

МГц, ДМСО-d6, ТМС), , м. д. (J, Гц): 2.37 (3H, с, CH3); 4.59 (1H, д, J = 4.2, SCH); 4.82 (1H, д. д, J1 = 5.7, J2 = 4.2, NHCH); 

6.97 (1H, д, J = 5.7, NHCH); 7.32–7.96 (8H, м, Ar); 10.48 (1H, c, NH). Найдено, %: N 15.2. С19H15ClF3N5OS. Вычислено, %: N 

15.4. 
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