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Многочисленные производные тетразола нашли
широкое практическое применение в различных
отраслях техники, сельском хозяйстве, химичес-
ком анализе, медицине. Многие из этих соедине-
ний являются перспективными интермедиатами
для синтеза новых лекарственных препаратов, тет-
разолсодержащих макроциклов, а также упорядо-
ченных двух- и трехмерных металлорганических
систем [1]. Тетразоловый цикл является основным
структурным компонентом фармакопейных препа-
ратов – лозартана, цефазолина, цефметазола [3].

Разработка удобных препаративных способов
синтеза производных тетразола является актуаль-
ной задачей, поскольку эти соединения представ-
ляют практический и теоретический интерес. По
данным научных исследований [4, 5], N-ацилиро-
вание 5-аминотетразола проводят обычно ангид-
ридами или галогенангидридами карбоновых кис-
лот, так как взаимодействие с карбоновыми кис-
лотами приводит, как правило, к невысоким и не-
стабильным выходам тетразолиламидов.

Ранее нами показано [2], что производные бен-
золсульфамида, содержащие сильные электронно-
акцепторные группы (NO2), быстро и с высокими
выходами подвергаются N-ацилированию карбо-
новыми кислотами в олеуме. В данной работе мы
осуществили N-ацилирование 5-аминотетразола
дигидрата (марка «ч» ТУ-6-09-09-615-75) карбо-
новыми кислотами в олеуме. Взаимодействие про-
текает по схеме:
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Экспериментальная часть
Синтез 5-ацетиламинотетразола: к смеси 2,0 г

(16,5 ммоль) дигидрата 5-аминотетразола с 1,05 г
(17,5 ммоль) уксусной кислоты прибавили при пе-
ремешивании 7,5 мл 20 %-ного олеума с такой ско-
ростью, чтобы температура реакционной смеси
поддерживалась в пределах 40-50°С. Необходимую
температуру поддерживали регулированием скоро-
сти добавления олеума и интенсивностью охлаж-
дения реакционной смеси. Реакционную смесь пе-
ремешивали в течение 10 минут и охлаждали до
комнатной температуры, после чего ее помещали
на 30-40 г льда. Выпавший осадок отфильтровали,
высушили и получили 1,8 г продукта 1 с выходом
86% в расчете на 5-аминотетразол. По аналогич-
ной методике синтезированы соединения 2-10.

Результаты и обсуждение
Проведенные исследования показали, что наи-

более оптимальной температурой проведения ре-
акции является температура 40-50°С. При прове-
дении реакции при температуре свыше 50°С про-
исходит заметное разложение 5-аминотетразола,
о чем свидетельствует выделение пузырьков газа.
При выдерживании реакционной смеси в течение
10 минут при 80°С целевые продукты из реакцион-
ной смеси выделены не были. Для соединений 1-5,
полученных в оптимальных условиях эксперимен-
та, температуры плавления технических продук-
тов и продуктов, перекристаллизованных из мета-
нола, практически совпадают, что свидетельству-
ет об их достаточно высокой чистоте. Элемент-
ный анализ и масс-спектры синтезированных со-
единений, выполненные на перекристаллизованных
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образцах, подтвердили подлинность полученных со-
единений. Масс-спектры получены на масс-спек-
трометре Varian MAT-311 в системе прямого вво-
да с нагревом 20°С/мин от 30°С до 350°С при энер-
гии ионизирующего излучения 70 эВ. В масс-спек-
трах соединений 1-10 всегда присутствуют пики,
соответствующие молекулярному иону М+. Кроме
того, в масс-спектрах имеются общие пики с m/e
85 и 69, соответствующие молекулярным ионам
аминотетразола и тетразола, а также пики сред-
ней интенсивности, соответствующие ацильным ка-
тионам RCO+. Характеристики полученных соеди-
нений приведены в таблице.

Таким образом, ацилирование в олеуме 5-ами-
нотетразола карбоновыми кислотами является
простым и эффективным способом получения 5-
ациламинотетразолов.
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The synthesis of 5-acylaminotetrazoles was made

by the interaction of 5-aminotetrazoles with carboxylic
acids in oleum.
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Таблица. Физико-химические характеристики синтезированных соединений 

Найдено % Вычислено % 
Соединение * 

 
R 

Выход  
% 

Т пл, 
С 

Брутто- 
формула С Н N C H N 

1 СН3 86 284-5 С3Н5N5O 28,2 3,91 55,2 28,3 3,94 55,1 
2 С2Н5 94 287-8 С4Н7N5O 34,0 4,95 49,9 34,1 4,96 49,6 
3 С3Н7 95 268-9 С5Н9N5O 38,6 5,80 45,3 38,7 5,81 45,2 
4 С4Н9 100 254-5 С6Н11N5O 42,6 6,49 41,6 42,6 6,51 41,4 
5 С5Н11 100 254-5 С7Н13N5O 46,0 7,13 38,5 45,9 7,11 38,3 
6 С6Н13 89 252-5 С8Н15N5O 48,5 7,60 35,8 48,7 7,61 35,5 
7 С7Н15 93 249-51 С9Н17N5O 51,4 8,28 33,5 51,2 8,06 33,2 
8 С9Н19 90 240-2 С11Н21N5O 55,3 9,00 29,6 55,3 8,79 29,3 
9 С11Н23 97 220-2 С13Н25N5O 57,9 9,72 26,5 58,4 9,36 26,2 

10 С6Н5 86 275 С8Н7N5O 50,9 3,56 37,2 50,8 3,70 37,0 
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*  5-аминотетразолы (1-10):
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