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Тетразольный цикл является важным фармакофорным фрагментом. 

Он входит в структуру многих лекарственных средств, соединений-кандидатов, 

а также разнообразных биохимических реагентов. За последние годы в 

медицинской химии тетразолов достигнут значительный прогресс [1].  

Существует устоявшееся представление о том, что тетразольный цикл 

является метаболически стабильным, биоизостерическим аналогом цис-амидной 

и карбоксильной групп. Эти представления объясняют устойчивость и 

относительно малую токсичность тетразолсодержащих биологически активных 

веществ. Возможной причиной «биоизостеризма» является сходство в 

электронном строении сопоставляемых функциональных групп. Ранее на 

основании анализа кристаллографических данных и результатов теоретических 
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расчетов отмечалось подобие в характере образования водородных связей в 

парах: 1Н-тетразол – COOH и тетразолат (тетразолид) – карбоксилат анионы. 

Более того, было также показано, что молекулы или функциональные группы, 

связанные водородными связями с 1Н-тетразолом и тетразолат-анионом, 

располагаются на расстоянии большем приблизительно на 1.2 Å в сравнении с 

−COOH и –COO–. Таким образом, тетразольный цикл правильнее рассматривать 

не просто как биоизостер амидной или карбоксильной групп, но и как аналог 

фрагментов X-COOH, X-COO- и X-COONH, где X – некий спейсер: атом или 

группа атомов (рисунок). 

В присутствии доноров или акцепторов протона тразольный цикл способен 

существовать в виде тетразолида, нейтральных аннулярных таутомеров, 

тетразолиевых ионов, комплексов с водородной связью и проч. Столь высокая 

«изменчивость» тетразольного цикла, очевидно, обеспечивает его способность 

образовывать устойчивые комплексы с различными биологическими мишенями.  

  

Рисунок. Биоизостерические пары 

В настоящем докладе обсуждаются синтез, структура и биологические 

свойства нескольких серий новых биологических веществ на основе тетразола. 

Рассмотрены тетразольные аналоги некоторых известных лекарственных 

средств и природных соединений.  
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