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Реакцией 3-алкил-5-(диэтиламиномeтил)пиразолов с  хлорангидридом монохлоруксусной кислоты 
синтезированы пиразолы с хлорметилкарбонильным заместителем. Благодаря присутствию в моле-
куле реакционноспособных СОСН2Сl групп пиразолы подвергнуты гетероциклизации с тиокарбами-
дами (тиобензамидом, тиокарбамидом и фенилтиокарбамидом) в присутствии триэтиламина в среде 
этанола, в результате получены ранее неизвестные 3-алкил-5-диэтиламинометил-1-(1,3-тиазол)заме-
щенные производные пиразола. 
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ВВЕДЕНИЕ
В  настоящее время производные пиразола 

активно используются в  органической химии. 
Молекулы, содержащие в  своей структуре пи-
разольное кольцо, проявляют широкий спектр 
биологической активности: антибактериальной, 
антиоксидантной, противодиабетической, анти-
депрессантной, антиаритмической, противорако-
вой, противовоспалительной, противогрибковой, 
обезболивающей, противовирусной, жаропони-
жающей, гербицидной и  др. [1–8]. Необходимо 
отметить, что жизненно важные лекарственные 
средства, такие как антипирин, анальгин, амидо-
пирин, целекоксиб, фипронил, римонабант и дру-
гие, обладают лечебным эффектом, за который от-
вечает молекула пиразола [9–11]. 

Известно, что комбинация фармакофорных 
групп с  одинаковыми свойствами обладает бо-
лее выраженной биологической активностью. 
Пиразолы, содержащие в  молекуле тиазольные 

фрагменты, способны проявлять эффективные 
противовирусные, антибактериальные, противо-
грибковые и другие свойства [12–16], поэтому ис-
следования в области синтеза новых производных 
такого ряда соединений представляют как науч-
ный, так и практический интерес.

РЕЗУЛЬТАТЫ И ОБСУЖДЕНИЕ

Цель нашей работы заключалась в  получении 
производных пиразола, содержащих в  молеку-
ле гетероциклический фрагмент тиазола. В  связи 
с  этим использовали один из  распространенных 
методов получения 1,3-тиазолов [17, 18]. В  пер-
вую очередь нами были синтезированы 3-алкил-5- 
(диэтиламиномeтил)пиразолы с  хлорметилкарбо-
нильным заместителем (1, 2) в положении 1 соот-
ветственно (схема 1) [19–21]. 

Синтезированные 3-алкил-5-(диэтиламино
метил)-1-(2-хлорметилкарбонил)пиразолы 1, 2 
оказались удобными синтонами для получения 
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1,3-тиазольного цикла. Установлено, что атом 
хлора и карбонильная группа в молекуле пиразо-
ла 1, 2, находящиеся в  хлорметилкарбонильной 
цепочке, обладают высокой подвижностью. Реак-
ция протекает при взаимодействии пиразолов 1, 2  
с тиобензамидом, тиокарбамидом и фенилтиокар-
бамидом в присутствии эквимольного количества 
триэтиламина в среде этилового спирта и приво-
дит к  образованию соответствующих новых про-
изводных 1-(1,3-тиазол)пиразола 3–8 с выходами 
69–72% (схема 2). 

Состав полученных соединений 3–8 установ-
лен на  основании данных элементного анализа, 
структура и  молекулярная масса подтверждены 
методами ИК, ЯМР 1Н, ЯМР 13С спектроскопии. 
В  ИК спектрах всех синтезированных соедине-
ний отсутствуют полосы поглощения в  области  
ν = 1710–1735 см–1, относящиеся к карбонильной 
группе 1-(1-хлорметилкарбонил)пиразолов 1, 2, 
и при этом появляются полосы поглощения связи 
С=N тиазольного кольца 3–8 с частотой ν = 1681–
1664 см–1. 

В  ЯМР 1Н спектрах производных 3–8 исчеза-
ют синглеты COCH2Cl (4.20–4.35  м.д.), принад-
лежащие исходному пиразолу, и  появляются со- 
ответствующие синглетные сигналы в  области  
δ  = 7.75–7.54  м.д. одного протона тиазольного 
ядра. Кроме сигнала пиразольного и тиазольного 
цикла, в  спектрах соединений с  фенилтиазоль-
ным заместителем 3, 4 наблюдается мультиплет-
ный сигнал ароматического кольца в  области 
7.05–7.49 м.д., фрагментам NH производных 7, 8 
соответствует уширенный синглет в области 9.95–
10.15  м.д., а  группа NH2 связанного тиазольного 
цикла характеризуется синглетным сигналом в об-
ласти 6.80–6.89 м.д. В спектрах ЯМР 1Н и ЯМР 13С 
синтезированных соединений 3–8 наблюдаются 
другие характеристические сигналы атомов водо-
рода и углерода в соответствующих областях δ, м.д. 

ЭКСПЕРИМЕНАЛЬНАЯ ЧАСТЬ

ИК спектры соединений 3–8 регистрировали 
на спектрометре “Furye-Nikolet Protoge-460” в ин-
тервале 400–4000  см–1. Спектры ЯМР 1Н сняты 
на  спектрометре “Bruker Avance-500” в  растворе 
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КАРАЕВА и др.

ДМCO-d6, химические сдвиги определены отно-
сительно ТМС. Чистоту синтезированных соеди-
нений контролировали методом ТСХ на пластинах 
Silufol UV-254.

3-Алкил-5-(диэтиламинометил)-1-(2-фенил 
(амино, фениламино)тиазол)пиразолы 3–8. Об- 
щая методика. К  раствору 0.24  г (1  ммоль)  
5-(диэтиламинометил)-1-(2-хлорметилкарбо-
нил)-3-метилпиразола (или  5-(диэтиламиноме-
тил)-1-(2-хлорметилкарбонил)-3-этилпиразола) 
и  0.10  г (1  ммоль) триэтиламина в  30  мл этанола 
при перемешивании прибавляли 0.13 г (1 ммоль) 
тиобензамида или 0.07 г (1 ммоль) тиокарбамида, 
фенилтиокарбамид 0.15 г (1 ммоль). Полученную 
реакционную смесь кипятили 4–5 ч. После охлаж-
дения до комнатной температуры осадок отфиль-
тровывали, перекристаллизовывали из  этанола 
и сушили на воздухе.

5-(Диэтиламинометил)-1-(2-фенилтиазол)-3-
метилпиразол (3). Выход 0.22 г (69%). Желтые кри-
сталлы, т.пл. 185–186˚C. ИК спектр, ν, см–1: 3136 
(CHпиразол), 3085, 3050, 3032 (CHаром), 1674 (С=N),  
1619, 1453 (C=C, C=N). Спектр ЯМР 1Н  
(ДМСО-d6), δ, м.д.: 1.12 т (6Н, N(СН2СН3)2, J 6.7 Гц),  
2.03 с (3Н, СН3), 2.66 к (4H, N(CH2CH3)2, J 6.7 Гц), 
3.48  с (2Н, СН2N), 6.08  с (1Нпиразол), 7.12–7.41  м 
(5H, Ph), 7.75 с (1Hтиазол). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 
11.2 (СН3), 13.3 (2СН3), 50.5 (2СН2), 55.4 (СН2), 102 
(СНпиразол), 120.5 (Стиазол), 124.8 (СН, Ar), 127.4 (2CH, 
Ar), 131 (2CH, Ar), 140.9 (Cпиразол), 143 (С, Аr), 145.2 
(Cпиразол), 159.7 (Стиазол), 171 (Стиазол). Найдено, %: 
С 65.75; Н 6.98; N 17.97; S 9.21. C18H22N4S. Вычис-
лено,%: С 66.25; Н 6.74; N 17.17; S 9.81.

5-(Диэтиламинометил)-1-(2-фенилтиазол)-3- 
этилпиразол (4). Выход 0.23 г (68%). Желтые кри-
сталлы, т.пл. 192–193˚C. ИК спектр, ν, см–1: 
3146 (CHпиразол), 3095, 3045, 3030 (CHаром), 1679 
(С=N), 1604, 1493 (C=C, C=N). Спектр ЯМР 
1Н (ДМСО-d6), δ, м.д.: 1.08  т (6Н, N(СН2СН3)2,  
J 6.9 Гц), 1.25 т (3H, CH2CH3, J 6.9 Гц), 2.46 к (4H, 
N(CH2CH3)2, J 6.9 Гц), 2.96 к (2H, CH2CH3, J 6.9 Гц),  
3.38  с (2Н, СН2N), 6.20  с (1Нпиразол), 7.05–7.49  м 
(5H, Ph), 7.69 с (1Hтиазол). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 
12.2 (СН3), 13 (2СН3), 20.2 (СН2), 49.8 (2СН2), 54.8 
(СН2), 101.9 (СНпиразол), 120 (Стиазол), 124 (СН, Ar), 
127 (2CH, Ar), 131.2 (2CH, Ar), 141.5 (Cпиразол), 144.2 
(С, Аr), 146 (Cпиразол), 159 (Стиазол), 171.5 (Стиазол). Най-

дено, %: С 67.45; Н 6.74; N 16.87; S 8.91. C19H24N4S. 
Вычислено, %: С 67.05; Н 7.04; N 16.47; S 9.41.

5-(Диэтиламинометил)-1-(2-аминотиазол)-3-ме-
тилпиразол (5). Выход 0.18  г (71%). Желтые кри-
сталлы, т.пл. 156–157˚C. ИК спектр, ν, см–1: 2998 
(CHпиразол), 1680 (С=N), 1605, 1471 (C=C, C=N). 
Спектр ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, м.д.: 1.01  т (6Н, 
N(СН2СН3)2, J 6.9 Гц), 2.64 к (4H, N(CH2CH3)2,  
J 6.9 Гц), 3.35 с (2Н, СН2N), 6.12 с (1Нпиразол), 6.80 с 
(2Н, NH2), 7.65 с (1Hтиазол). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 
10.8 (СН3), 13.3 (2СН3), 50.5 (2СН2), 55.4 (СН2),  
102 (СНпиразол), 120.5 (Стиазол), 140.9 (Cпиразол),  
145.2 (Cпиразол), 159 (Стиазол), 172 (Стиазол). Найдено, %: 
С 54.05; Н 6.78; N 26.03; S 12.46. C12H19N5S. Вычис-
лено, %: С 54.33; Н 7.16; N 26.41; S 12.07.

5-(Диэтиламинометил)-1-(2-аминотиазол)-3-э-
тилпиразол (6). Выход 0.19  г (69%). Желтые кри-
сталлы, т.пл. 168–169˚C. ИК спектр, ν, см–1:  
3114 (NH2), 2925 (CHпиразол), 1681 (С=N), 1655, 
1449 (C=C, C=N). Спектр ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, 
м.д.: 1.01 т [6Н, N(СН2СН3)2, J 7.1 Гц], 2.64 к [4H, 
N(CH2CH3)2, J 7.1 Гц], 2.55 к [4H, N(CH2CH3)2,  
J 7.1 Гц], 3.08 к (2H, CH2CH3, J 7.1 Гц), 3.35  с 
(2Н, СН2N), 6.02  с (1Нпиразол), 6.89  с (2Н, NH2), 
7.32 с (1Hтиазол). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 12 (СН3),  
14 (2СН3), 20 (СН2), 51.8 (2СН2), 55.1 (СН2), 101.8 
(СНпиразол), 121,2 (Стиазол), 141 (Cпиразол), 145.9 (Cпира-

зол), 160 (Стиазол), 170 (Стиазол). Найдено, %: С 55.18; 
Н 7.03; N 25.76; S 11.98. C13H21N5S. Вычислено, %: 
С 55.91; Н 7.52; N 25.09; S 11.47.

5-(Диэтиламинометил)-1-(2-фениламинотиазо-
л)-3-метилпиразол (7). Выход 0.24 г ( 72%). Желтые 
кристаллы, т.пл. 198–200˚C. ИК спектр, ν, см–1: 
3240 (NH), 3182 (CHпиразол), 3065, 3025, 2955 (CHа-

ром), 1674 (С=N), 1619, 1453 (C=C, C=N). Спектр 
ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, м.д.: 1.02 т (6Н, N(СН2СН3)2,  
J 6.7 Гц), 2.02 с (3Н, СН3), 2.65 к (4H, N(CH2CH3)2, 
J 6.7 Гц), 3.48 с (2Н, СН2N), 6.08 с (1Нпиразол), 7.10–
7.44 м (5H, Ph), 7.75 с (1Hтиазол), 10.15 с (1H, NH). 
Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 11.9 (СН3), 13.2 (2СН3), 
50 (2СН2), 55 (СН2), 102.1 (СНпиразол), 120.9 (Стиазол), 
123.8 (СН, Ar), 125.4 (2CH, Ar), 129.1 (2CH, Ar), 140 
(Cпиразол), 145 (С, Аr), 145.8 (Cпиразол), 159.7 (Стиазол), 
171.3 (Стиазол). Найдено, %: С 62.84; Н 6.96; N 20.28; 
S 9.65. C18H23N5S. Вычислено, %: С 63.34; Н 6.74;  
N 20.52; S 9.38.
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5-(Диэтиламинометил)-1-(2-фениламинотиа-
зол)-3-этилпиразол (8). Выход 0.25  г (70%). Жел-
тые кристаллы, т.пл. 211–212˚C. ИК спектр, ν, 
см–1: 3205 (NH), 3108 (CHпиразол), 3042, 3025, 2992 
(CHаром), 1664 (С=N), 1618, 1443 (C=C, C=N). 
Спектр ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, м.д.: 1.11  т (6Н, 
N(СН2СН3)2, J 6.9 Гц), 1.55 т (3H, CH2CH3, J 6.9 Гц),  
2.41 к (4H, N(CH2CH3)2, J 6.9 Гц), 2.86 к (2H, 
CH2CH3, J 6.9 Гц), 3.48 с (2Н, СН2N), 6.21 с (1Нпиразол),  
7.15–7.64  м (5H, Ph), 7.54  с (1Hтиазол), 9.95 c (1H, 
NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 11 (СН3), 13 (2СН3), 
20 (СН2), 49 (2СН2), 54 (СН2), 101.9 (СНпиразол), 120.5 
(Стиазол), 124.3 (СН, Ar), 125.9 (2CH, Ar), 129 (2CH, 
Ar), 141.2 (Cпиразол), 144.7 (С, Аr), 146 (Cпиразол), 161 
(Стиазол), 172.5 (Стиазол). Найдено, %: С 64.62; Н 6.73; 
N 19.14; S 9.45. C19H25NS. Вычислено, %: С 64.22;  
Н 7.04; N 19.7; S 9.01.

ЗАКЛЮЧЕНИЕ
Показано, что высокоподвижный хлорметил

карбонильный заместитель в  молекуле 3-ал-
кил-5-(диэтиламиномeтил)пиразолов подвер-
гается гетероциклизации при взаимодействии 
с амидами (тиобензамидом, тиокарбамидом и фе-
нилтиокарбамидом) в присутствии триэтиламина 
с образованием соответствующих новых произво-
дных 1-(1,3-тиазол)пиразола с выходами 69–72%. 
Синтезированные соединения, содержащие в мо-
лекуле комбинацию фармакофорных групп, мож-
но рассматривать в качестве потенциальных био-
логически активных веществ и синтонов.
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Synthesis of 3-Alkyl-5-(diethylaminomethyl)- 
1-(1,3-thiazole)pyrazoles
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By the reaction of 3-alkyl-5-(diethylaminomethyl) pyrazoles with chloroanhydride of monochloroacetic 
acid, the pyrazoles with chloromethyl carbonyl substituent have been synthesized. Due to presence of reactive 
COCH2Cl groups in a molecule, the pyrazoles have been subjected to heterocyclization with thicarbamides 
(thiobenzamide, thicarbamide and phenylthiocarbamide) in the presence of triethyleamine in a medium of 
ethanol, as a result of which the previously unknown 3-alkyl-5-diethylaminomethyl-1-(1,3-thiazol)substituted 
pyrazole derivatives have been obtained. 
Kewwords: pyrazoles, thiocarbamides, thiazoles, heterocyclization, pharmacophore groups
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