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тиадиазолов (5). Первая стадия — реакция 5-метил-
изоксазолил-3-изотиоцианата (1) [3] с вторичными 
аминами (2) в апротонных растворителях (ДМСО, 
СН3СN), при которой происходит рециклизация 
промежуточных тиомочевин (3) в тиадиазольное 
кольцо за счет атаки нуклеофильной тиокарбониль-
ной группой связи NO изоксазольного цикла (Схе-
ма 1). Вторая стадия — взаимодействие N,N-
дизамещенных 5-амино-3-(2-оксопропил)-1,2,4-
тиадиазолов (4) с боргидридом натрия в метаноле, 
при которой происходит восстановление кетогруп-
пы до гидроксильной.

Структура всех полученных соединений под-
тверждена методом ЯМР 1Н-спектроскопии и 
данными элементного анализа.

Современные статистические данные дают 
основание считать болезнь Альцгеймера наиболее 
серьезной медико-социальной проблемой в раз-
витых странах. В последние годы в качестве пре-
паратов для терапии предложены производные 
5-амино-1,2,4-тиадиазолов, проявляющие свойства 
ингибиторов n-NO-синтазы и ацетилхолинэстера-
зы [1, 2].

В  этой  связи  структура  5-амино-3-(2-
оксипропил)-1,2,4-тиадиазола, содержащая легко 
модифицируемую оксигруппу, представляется 
весьма перспективной.

Нами предложен удобный двухстадийный ме-
тод синтеза неописанных в литературе N,N-
дизамещенных 5-амино-3-(2-оксипропил)-1,2,4-
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ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ
Спектры ЯМР регистрировали на спектрометре 

«Bruker-DPX-200» с рабочей частотой 200 МГц (1Н) 
для растворов CDCl3, (CD3)2SO. Химические сдви-
ги приведены по шкале δ в миллионных долях для 
ядер 1Н относительно тетраметилсилана как вну-
треннего стандарта. Константы спин-спинового 
взаимодействия выражены в (Гц). Элементный 
анализ C, H, N, S выполнен в лаборатории микро-
анализа ИОХ РАН. Температуры плавления опреде-
ляли на нагревательном блоке «Boetius» и не кор-
ректировали.

Общая методика синтеза N,N-дизамещенных 
5-амино-3-(2-оксипропил)-1,2,4-тиадиазолов (5). 
К раствору 3-изотиоцианат-5-метилизоксазола (1) 
и п-толуолсульфокислоты в ДМСО прикапывали 
при перемешивании раствор N-бензиланилина (2) 
в ДМСО. Реакционную смесь выдерживали 5 часов 
при 80 °С. Охлаждали. Выливали в лед. Осадок 
отфильтровывали и перекристаллизовывали из 
20 мл этилацетата. Затем, получившийся N,N-

дизамещенный 5-амино-3-(2-оксопропил)-1,2,4-
тиадиазол (4) растворяли в метаноле и добавляли 
порциями при перемешивании боргидрида натрия. 
Степень прохождения реакции контролировали 
методом ТСХ. Метанол упаривали. Экстрагирова-
ли хлористым метиленом и промывали водой, ор-
ганический слой сушили над сульфатом натрия и 
упаривали. Выход: 80—85 %.
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