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Похідні 1,2,4-триазолів – важливий клас гетероциклічних сполук, оскільки мають виражені противірусні, антибактеріальні, протигрибкові властивості (рібавірін та флуотрімазол), а також здатність впливати на ЦНС (різатріптан та естазолам). 

Одним із методів синтезу заміщених 1,2,4-триазолів є взаємодія іміноестерів та гідразидів карбонових кислот [1,2]. З метою синтезу функціоналізовних похідних 1,2,4-триазолів нами була досліджена реакція моногідразиду метилоксалату 2 з циклічними імідатами (лактимними етерами) 1. Знайдено, що дана взаємодія приводить до утворення як похідних 3-карбоксиметил-1,2,4-триазолів 3, так і похідних 1,2,4-триазин-5,6-діонів 4. Співвідношення отриманих продуктів залежить від розміру насиченого циклу, наявності замісника та/або гетероатома у насиченому фрагменті. Наприклад,  для п’ятиланкової похідної 1 (Х = (СН2)n, n = 0) за відсутності кислого каталізу головним продуктом реакції є похідна 1,2,4-триазин-5,6-діону 4, а збільшення поліметиленового ланцюга на одну або більше ланок приводить до переважного утворення продукту 3. Однак у випадку введення замісника та/або гетероатома у поліметиленовий фрагмент спостерігається збереження тенденції до утворення продуктів 4 навіть для похідної 1,4-оксазепану (Х = CH2OCH2).

У той же час використання оцтової кислоти як розчинника дозволяє мінімізувати утворення похідних 1,2,4-триазин-5,6-діонів 4 та приводить до майже кількісного виходу похідних 3, що відкриває синтетично простий шлях синтезу функціоналізованих похідних 1,2,4-триазолів.
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Даний підхід яскраво демонструє синтетичні можливості моногідразиду метилоксалату 2 та дозволяє провести направлений синтез як похідних 3-карбоксиметил-1,2,4-триазолів 3, так і похідних 1,2,4-триазин-5,6-діонів 4.

Будова всіх отриманих сполук підтверджена даними спектрів 1Н, 13С та мас-спектрометрією.
[1] Petersen, S., Tietze, E., Chem. Ber. 1957, 909

[2] Bonanomi, M., Bailocchi, L., J. Heterocycl. Chem.  1983, 1657-60 

_1649699400.cdx

