
 289

Строение всех вновь синтезированных соединений подтверждено 
комплексом спектральных данных. 

Работа поддержана Российским фондом фундаментальных исследований 
(грант № 05-03-32211) 
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РЕАКЦИИ ЦИКЛОПРИСОЕДИНЕНИЯ 2Н-[1,2,3]-ТИАДИАЗОЛО-[5,4-
B]-ИНДОЛОВ 
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Известно, что некоторые гетероциклы, имеющие в структуре экзо-
циклическую имино- или тиогруппу в α-положении к циклическому ато-
му серы (или азота), могут проявлять свойства скрытых диполей и реа-
гировать с диенофилами как 1,3-диполярные соединения [1]. Мы впер-
вые исследовали реакцию 2Н-[1,2,3]тиадиазоло-[5,4-b]индолов 1 с диме-
тиловым эфиром ацетилендикарбоновой кислоты, метил- и фенилма-
леимидами, метилпропиолатом, малеиновым ангидридом и диметило-
вым эфиром малеиновой кислоты. 

N

O

O

Ph

MeOOC

COOMe

O

O

O

N

O

O

Me

COOMe

MeOOC

MeOOC

N

N
N

S

R2

MeOOC

N

N
N

S

R2

MeOOC

MeOOC

N

O

O
N

N
NS

R2

Ph

R1

N

O

O
N

N
N

S

R2

Me

N N
NS R2

MeOOC

MeOOC

O

O

O
N

N
N

S

R2

N

N
N R2

SR1

R1

R1

R1

R1

R1

1

2

3

4

5

6
7

R2= Alkyl, Benzyl, Aryl

HCl

R1= F, Cl, NO2, Me, OMe  



 290

Анализ строения полученных продуктов, проведённый с помощью 
масс-спектрометрии, ЯМР 1Н и 13С спектроскопии, а также данных эле-
ментного анализа, показал, что реакция реализуется по механизму 1,3-
диполярного циклоприсоединения с образованием новых гетероцикли-
ческих систем 2-7. 
1. G. L’abbe, E. Albrecht and S. Toppet, J. Heterocycl. Chem., 1992, 29, 1317. 
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Применение новых стратегий для стереоселективного синтеза азот-
содержащих гетероциклов представляет интерес для органической хи-
мии. α-Циклизация третичных аминов в этом плане является очень удоб-
ным синтетическим методом.1 Стереохимические исследования цикли-
зации соединений типа 1, содержащих заместитель у α-углеродного ато-
ма, присоединенного к атому азота в третичной аминогруппе, показали 
высокую регио- и стереоселективность данного процесса.2 Ранее3 нами 
было показано, что и в случае наличия заместителя у β-углеродного ато-
ма циклической аминогруппы реакция протекает селективно. В данной 
работе мы представляем стереоселективные реакции 2-(4-R-
пиперидино)бензальдегида с циклическими CH-активными соединения-
ми 2а-b, которые приводят к образованию только одного изомера с ак-
сиальным расположением атомов водорода в положениях 3 и 4а бензо-
хинолизинового цикла. Структура была доказана при помощи двумерной 
корреляционой ЯМР спектроскопии. 

В отличие от реакции с 2a,b взаимодействие бензальдегидов с мало-
нонитрилом протекает с выделением промежуточного винилпроизвод-
ного 4. Реакция циклизации 4 протекает с образованием смеси изомеров 
5 и 6 состава 1:1.  

Таким образом, нами впервые показано, что реакция бензальдегидов 
1, при наличии заместителя у углеродного атома в пиперидинильном 


