
Pharmaceutical review 2�2007

41

Ñèíòåç á³îëîã³÷íî àêòèâíèõ ñïîëóê

Synthesis of biologically active compounds
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Резюме:.синтезовано$нові$2-[5-(ф0ран-2-іл)-4-R
1

-1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-арилетанони.$Б0дова$синтезованих
спол0/$ підтверджена$ за$ допомоXою$ елементноXо$ аналіз0$ і$ спе/трально,$ а$ їх$ індивід0альність$ методом
тон/ошарової$ хроматоXрафії.$ Вивчено$ Xостр0$ то/сичність$ 2-[5-(ф0ран-2-іл)-4-R

1
-1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-

арилетанонів$та$встановлено$дея/і$за/ономірності$“б0дова$–$дія”.

Ключові.слова:$2-[5-(ф0ран-2-іл)-4-R
1

-1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-арилетанони,$синтез,$Xостра$то/сичність.

ВСТУП.$ Серед$ похідних$ 1,2,4-тріазол0$ в$ с0-
часній$ медичній$ пра/тиці$ широ/о$ ви/ористов0-
ються$ малото/сичні$ лі/арсь/і$ засоби$ з$ проти-
Xриб/овою,$ антидепресивною,$ Xепатопроте/тор-
ною$ та$ іншими$ видами$ а/тивності$ [1-6].$ Вели/0
заці/авленість$ серед$ Xетероци/лічних$ систем
ви/ли/ають$ похідні$ 5-(ф0ран-2-іл)-4-R

1
-1,2,4-тріа-

зол-3-тіон0,$ я/і$ містять$ залиш/и$ /етон0$ [5].
Важливим,$ о/рім$ синтез0,$ є$ вивчення$ Xострої

то/сичності$ похідних$ 1,2,4-тріазол-3-тіонів,$ том0
що$ поєднання$ нових$ моле/0л$ 5-(ф0ран-2-іл)-4-
R

1
- 1 , 2 , 4 - т р і а з о л - 3 - т і о н і в $ т а $ α-X а л о X е н / е т о н і в

може$призвести$до$появи$стр0/т0р$з$низь/ою$то/-
сичністю$ та$ висо/ою$ біолоXічною$ дією.

Мета$ дослідження$ –$ синтез$ нових$ 2-[5-(ф0-
ран-2-іл)-4-R 1-1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-арилета-
нонів,$ вивчення$ їх$ фізи/о-хімічних$ властивос-
тей,$ Xострої$ то/сичності$ та$ встановлення$ за/о-
номірностей$ “б0дова-дія”.

МЕТОДИ$ ДОСЛІДЖЕННЯ.$ Я/$ вихідні$ речовини
для$ синтез0$ 2-[5-(ф0ран-2-іл)-4-R

1
-1,2,4-тріазол-3-

ілтіо]-1-арилетанонів$ (ІІа-м)$ ми$ ви/ористов0вали
5-(ф0ран-2-іл)-4-метил-1,2,4-тріазол-3-тіон(І),5-(ф0-
ран-2-іл)-4-(2-метилфеніл)-1,2,4-тріазол-3-тіон(ІІІ),
5-(ф0ран-2-іл)$-4-$(2$-$мето/сифеніл)$-1,2,4-тріазол-
3-тіон$(ІV)$та$5-(ф0ран-2-іл)-4-(3-метилфеніл)-1,2,4-
тріазол-3-тіон$ (V),$ я/і$ отримано$ ци/лізацією$ відпо-
відних$ Xідразино/арботіоамідів$ за$ відомими$ в$ літе-
р а т 0 р і $ м е т о д а м и $ [ 8 ] . $ П р и $ в з а є м о д і ї $ т і о н і в $ і з
фенацилбромідом$ (VI),$ п-нітрофенацилбромідом
(VIІ)$ та$ α-фенілфенацилхлоридом$ (VIІІ)$ в$ прис0т-
ності$ л0X0$ б0ло$ отримано$ ряд$ відповідних$ 2-[5-(ф0-
ран-2-іл)-4-R1-1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-арилетанонів
(ІІа-м)$ (табл.$ 1).$ Отримані$ та/им$ чином$ спол0/и
(табл.1)$ являють$ собою$ білі$ (ІІа,$ в,$ X,$ е,$ /),$ жовті
(ІІж),$світло-жовті$(ІІб,$д,$м)$або$оранжеві$(ІІз,$л)$/ри-
сталічні$ речовини,$ важ/орозчинні$ 0$ воді$ і$ леX/о-
розчинні$ в$ орXанічних$ розчинни/ах.

Таблиця(1.*2-[5-(ф0ран-2-іл)-4-R
1

-1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-арилетанони

NN

N
S

R1

H
C

O

C

R2 O

R3

№ за/п R1
 R2

 R3
 Т. пл., 0С Бруто-формула Вихід, % 

IIа метил Н С6Н5 101-103 C15H13N3O2S 80 

б метил Н С6Н4NO2-п 226-228 C15H12N4O4S 71 

в метил С6Н5 С6Н5 169-170 C21H17N3O2S 64 

г 2-метилфеніл Н С6Н5 190-192 C21H17N3O2S 70 

д 2-метилфеніл Н С6Н4NO2-п 134-136 C21H16N4O4S 81 

е 2-метилфеніл С6Н5 С6Н5 143-145 C27H21N3O2S 73 

ж 2-метоксифеніл Н С6Н5 104-105 C21H17N3O3S 82 
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Продовження$табл.$1

Продовження$табл.$1

Для$ аналіз0$ спол0/и$ (ІІа,$ в-м)$ пере/ристалі-
зовані$ з$ метанол0,$ спол0/а$ (ІІб)$ з$ с0міші$ б0танол
Д М Ф А = 1 : 1 . $ Б 0 д о в а $ с и н т е з о в а н и х $ с п о л 0 /
підтверджена$ за$ допомоXою$ елементноXо$ ана-
ліз0$ і$ спе/трально,$ а$ їх$ індивід0альність$ методом
тон/ошарової$ хроматоXрафії.$ В$ ІЧ-спе/трах$ цих
спол0/$ є$ чіт/і$ см0Xи$ /оливання$ СО-Xр0п$ в$ межах
1720-1700$см-1,$Xр0п$СN-$в$межах$1500-1480$см -1.
Крім$ тоXо,$ є$ чіт/і$ см0Xи$ /оливання$ ароматичноXо
/ільця$ близ/о$ 1500$ см-1.

2 - [ 5 - ( ф ^ р а н - 2 - і л ) - 4 - R
1

- 1 , 2 , 4 - т р і а з о л - 3 -
і л т і о ] - 1 - а р и л е т а н о н и . ( І І а - м ) . . Д о $ р о з ч и н 0
0,01 моль$ NaOH$ 0$ 30$ мл$ води$ додають$ 0,01$ М
відповідноXо$ 5-(ф0ран-2-іл)-4-R1-1,2,4-тріазол-3-
тіон0$(І,$ІІІ,$ІV,$V)$і$0,01$моль$α-XалоXен/етон0$(VI$–
VIІІ),$ с0міш$ /ип’ятять$ 2$ Xодини,$ осад$ відфільтро-
в0ють,$ розчин$ випаров0ють.

РЕЗУЛЬТАТИ$ Й$ ОБГОВОРЕННЯ.$ Нами$ вивчена
Xостра$ то/сичність$ синтезованих$ спол0/.$ Вивчен-
ня$ Xострої$ то/сичності$ проведено$ на$ безпород-
них$ білих$ щ0рах$ обох$ статей$ ваXою$ 90-120$ X$ за
методом$ В.Б.$ Прозоровсь/оXо$ [7].$ Синтезовані
спол0/и$ належать$ до$ /лас0$ малото/сичних$ або
пра/тично$ нето/сичних$ спол0/.$ Отримані$ рез0ль-
тати$ (табл.2)$ дають$ змоX0$ встановити$ за/оно-
мірность$ ”б0дова-дія”.$ Дані$ свідчать,$ що$ найменш
то/сичними$ є$ 2-[5-(ф0ран-2-іл)-4-R1-1,2,4-тріазол-

3-ілтіо]-1-арилетанони,$ я/і$ містять$ в$ четвертом0
положені$ 1,2,4-тріазоловоXо$ ци/л0$ 2-метилфені-
льний$ ради/ал.$ Введення$ в$ моле/0ли$ 2-[5-(ф0-
ран-2-іл)-4-R

1
-1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-арилета-

нонів$ по$ атом0$ сір/и$ п-нітрофенацильний$ ради-
/ал$ значно$ підвищ0є$ Xостр0$ то/сичність$ спол0/
(ІІб).$ Заміна$ 2-метилфенільноXо$ ради/ала$ 2-[5-
(ф0ран-2-іл)-4-R1-1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-арилета-
нонів$ на$ 3-метилфенільний$ ради/ал$ підвищ0є
Xостр0$ то/сичність$ спол0/$ (ІІл,$ м).

ВИСНОВОК.. Здійснено$ синтез$ нових$ 2-[5-(ф0-
ран-2-іл)-4-R1-1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-арилета-

Сполуки LD50 
IIа 770±40 
б 350±22 
в 710±34 
г 380±42 
д 839±54 
е 910±74 
ж 270±66 
з 215±15 
і 457±53 
к 420±50 
л 220±72 
м 330±35 

Таблиця(2.*Гостра*то#сичність*2-[5-(ф0ран-2-іл)-4-R
1

-
1,2,4-тріазол-3-ілтіо]-1-арилетанонів

№ за/п R1
 R2

 R3
 Т. пл., 0С Бруто-формула Вихід, % 

з 2-метоксифеніл Н С6Н4NO2-п 140-142 C21H16N4O5S 64 

і 2-метоксифеніл С6Н5 С6Н5 203-205 C27H21N3O3S 68 

к 3-метилфеніл Н С6Н5 187-189 C21H17N3O2S 70 

л 3-метилфеніл Н С6Н4NO2-п 118-120 C21H16N4O4S 76 

м 3-метилфеніл С6Н5 С6Н5 151-153 C27H21N3O2S 75 

Знайдено, % Вирахувано, % № за/п 
N S N S 

IIa 13,98 10,74 14,04 10,71 
б 16,22 9,29 16,27 9,31 
в 11,14 8,57 11,19 8,54 
г 11,23 8,51 11,19 8,54 
д 13,28 7,64 13,33 7,63 
е 9,34 7,07 9,31 7,10 
ж 10,75 8,16 10,73 8,19 
з 12,79 7,38 12,84 7,35 
і 8,95 6,89 8,99 6,86 
к 11,24 8,51 11,19 8,54 
л 13,28 7,65 13,33 7,63 
м 9,27 7,13 9,31 7,10 
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нонів,$ б0дов0$ я/их$ підтверджено$ за$ допомоXою
елементноXо$ аналіз0$ та$ спе/трально,$ а$ їх$ індиві-
д0альність$ за$ допомоXою$ тон/ошарової$ хрома-
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Резюме:.синтезированы$новые$2-[5-(ф0ран-2-ил)-4-R-1,2,4-триазол-3-илтио]-1-арилэтаноны.$Строение$синтези-
рованных$соединений$подтверждено$при$помощи$элементноXо$анализа$и$спе/трально,$а$их$индивид0альность
методом$тон/ослойной$хроматоXрафии.$Из0чена$острая$то/сичность$синтезированных$2-[5-(ф0ран-2-ил)-4-R-
1,2,4-триазол-3-илтио]-1-арилэтанонов.$Установлены$не/оторые$за/ономерности$”строение-действие”.

Ключевые.слова:$2-[5-(ф0ран-2-ил)-4-R-1,2,4-триазол-3-илтио]-1-арилэтаноны,$синтез,$острая$то/сичность.

PHYSICО.–.CHEMICAL.PROPERTIES.AND.ACUTE.TOXICITY.OF.3-.ACYLALKILTHIA-.1,2,4-
TRIAZOLS.DERIVATIVES

V.V..Parchenko,.A.I..Panasenko,.E.G..Knysh
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Summary:.were$synthesired$new$2-[5-(furan-2-il)-4-R
1

-1,2,4-triazols-3-ilthio]-1-arilethanons.$The$structure$of$synthesized
compounds$was$confirmed$by$means$of$element$analysis$and$spectroscopys$and$their$individuality$be$means$of$thin-
layer$chromatography.$Acute$toxicity$of$2- [5-(furan-2-il)-4$R

1
-1,2,4-triazols-3-ilthio]-1-arilethanons$wos$stadied$and

same$regularities$of$ties$between$chemical$structure$and$biological$effect.

Key.words:.2-[5-(furan-2-il)-4-R
1

-1,2,4-triazols-3-ilthio]-1-arilethanons,$synthesis,$acute$toxicity.

тоXрафії.$ Вивчено$ Xостр0$ то/сичність$ синтезова-
них$ спол0/.$ Встановлені$ за/ономірності$ віднос-
но$ стр0/т0ри$ спол0/$ та$ їх$ Xострої$ то/сичності.


