
32芳基/芳氧甲基262芳基21 ,2 ,42三唑并[ 3 ,42β]21 ,3 ,42噻二唑
衍生物的合成及生物活性

史海健 王忠义 史好新

安徽师范大学化学系 芜湖 中国科技大学化学系 合肥

  噻二唑类杂环化合物有广泛的生物活性 如消

炎 !驱虫 !除草 !调节植物生长 !防止水稻白叶枯病 !

柑桔溃疡病 !蕃茄青枯病等≈ ∗ ∀而 2三唑类

杂环化合物也有相当广泛的生物活性 如抗菌 !抗痉

挛 !消炎 !抗血小板凝聚及调节植物生长等≈ ∗ ∀

如果合成既含有 2三唑环 又含有 2噻二

唑环的新型稠杂环化合物 同时改变取代基 有可能

产生新的生物活性 这对于寻找新药和探索构效关

系 有一定的意义 ∀本文研究了 2芳基 芳氧甲基2

2氨基2 2巯基2 2三唑和羧酸在三氯氧磷作用

下合成的 个新的化合物及其生物活性 ∀并研究

了反应温度对反应产率的影响 ∀结果表明 有些化

合物有较强的生物活性 ∀所有化合物均经元素分

析 !红外光谱 !核磁共振氢谱和质谱鉴定其结构 ∀

实 验 部 分

÷ 型显微熔点测定仪测定熔点 温度未校正

元素分析仪为 °∞2 型 红外光谱用 ƒ×≥2 型

红外光谱仪 美国 2 公司 测定 压片

用 ∞ 2 核磁共振仪测定 × ≥

为内标 ≥用 ° 型质谱仪测定 ∀试剂一般

为分析纯或化学纯 ∀

1  32芳基242氨基252巯基21 ,2 ,42三唑的合成

参考文献≈ 合成 ∀

2  3α ∗ ι的合成 图

2 ∗ Β2° 2 ∗ ° 2 ∗ ° ≤ 2
χ2 2 ≤ ≤ 2 2≤ ≤ 2

2 ≤ 2 2 ≤ 2 2 ≤ 2
2 ≤ 2 2 2 2≤ ≤ 2
Α2≤ 2 2 ≤ ≤ 2 2≤ ≤ 2

Β2° 2 2 ≤ 2 ° 2≤ ≤ 2

ƒ  ∏ ∏ 3α ∗ ι

将 1 放入园底烧瓶中 再加入 2 1

及 ° ≤ 在 ∗ ε 搅拌反应 ∗

∀然后减压蒸去过量的 ° ≤ 剩余物倒入

冰水中 搅拌 !静置 !抽滤 用 溶液洗

涤反应产物 再用水洗至中性 干燥得粗产品 在乙

醇中重结晶得纯品 ∀ 3α 产率 ∗

ε 3β 产率 ∗ 1 ε 3χ 产率

∗ ε 3δ 产率 ∗

ε 3ε 产率 ∗ ε 3φ 产率

∗ ε 3γ 产率 ∗

ε 3η 产率 ∗ ε 3ι 产率

1 ∗ ε ∀

3  1.的合成≈ ∗ 图

ƒ  ∏ ∏ 1.
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×

4  3ϕ∗ π的合成

1.与羧酸的反应合成 3ϕ ∗ π 与前法相同 ∀ 3ϕ

产率 1 ∗ ε 3κ 产率 1
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∗ 1 ε 3λ 产率 1 ∗ ε

3 µ 产率 1 ∗ ε 3ν 产率 1

∗ ε 3ο 产率 1 ε

3π 产率 1 ∗ ε ∀

结 果 与 讨 论

元素分析的实验值与计算值虽有一定误差 但

均在允许范围内 核磁共振氢谱与各化合物的结构

相符合 质谱的分子离子峰均出现 有的为基峰 说

明这类化合物较稳定 ∀

生物活性  用平皿试验法 以青霉素 !庆大霉素

和链霉素为参比 药液浓度为 1 研究了这些

化合物对金黄色葡萄球菌 !大肠杆菌 和

枯草芽胞杆菌的抑菌作用 ∀结果表明 3β和 3γ 对

种菌都有较强的抑菌活性 3χ ,3η ,3ϕ,3κ ,3ν和 3ο对

金黄色葡萄球菌有较强的抑菌活性 3α对大肠杆菌

有较强抑菌作用 3α ,3η ,3ι ,3κ ,3ν ,3ο对枯草芽胞

杆菌有较强抑菌作用 ∀其余对 种菌的抑菌作用都

较弱 ∀
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