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SYNTHESIS OF 7-ARYL-5-METHYL-N-PHENYL-4,7-
DIHYDROTETRAZOLO[1,5-α]PYRIMIDIN-6-CARBOXAMIDES 

 
Abstract. The article is devoted to the development of preparatively convenient methods of synthesis of new 

derivatives of tetrazole with the aim of building a new condensed systems of industrially important compounds. The 
data on the synthesis of 7-aryl-5-methyl-N-phenyl-4,7-dihydrotetrazolo[1,5-α]pyrimidine-6-carboxamide obtained 
ternary condensation anilide acetoacetate with substituted aromatic aldehydes and 5-aminotetrazole monohydrate. It 
is shown that in the absence of fusion of the solvent in equimolar amounts 120-140oС anilide acetoacetate with a 
mixture of 5-aminotetrazole and substituted aromatic aldehydes (4-methoxybenzaldehyde, 3-ethoxy-4-
hydroxybenzaldehyde) leads to the 7- (4-methoxyphenyl)- and7- (3-ethoxy-4-hydro-xyphenyl)-5-methyl-N-phenyl-
4,7-dihydrotetrazolo-[1,5-a]pyrimidine-6-carboxymides respect-tively. We studied the structure of the synthesized 
compounds by NMR 1H and 13C spectroscopy, as well as data of two-dimensional spectra COSY (1H-1H) and 
HMQC (1H-13C). The values of chemical shift, multiplicity, and the integrated intensity of the signals in the 1H and 
13C NMR spectra of one-dimensional. With formats COSY spectra (1H-1H) and HMQC (1H-13C) mounted homo- 
and heteronuclear interactions, confirming the structure of the test compounds. 

Keywords: 5-aminotetrazole, 7-aryl-5-methyl-N-phenyl-4,7-dihydrotetrazolo[1,5-а]pyri-midin-6-carboxa-
mides, aromatic aldehydes,NMR1N- and 13C spectra. 
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СИНТЕЗ 7-АРИЛ-5-МЕТИЛ-N-ФЕНИЛ-4,7-ДИГИДРОТЕТРАЗОЛО 
[1,5-α]ПИРИМИДИН-6-КАРБОКСАМИДОВ 

 
Аннотация. Статья посвящена разработке препаративно удобных способов синтеза новых производных 

тетразола с целью построения новых конденсированных систем промышленно важных веществ. Приведены 
данные по синтезу 7-арил-5-метил-N-фенил-4,7-дигидротетразоло[1,5-а]пиримидин-6-карбоксамидов, полу-
ченные трехкомпонентной конденсацией анилида ацетоуксусной кислоты с замещенными ароматическими 
альдегидами и моногидратом 5-аминотетразола. Показано, что сплавлением при 120-140оС в отсутствие 
растворителя эквимолекулярных количеств анилида ацетоуксусной кислоты со смесью 5-аминотетразола и 
замещенных ароматических альдегидов (4-метоксибензальдегид, 3-этокси-4-гидроксибензальдегид) 
приводит к 7-(4-метоксифенил)- и 7-(3-этокси-4-гидроксифенил)-5-метил-N-фенил-4,7-дигидротетразоло-
[1,5-а] пиримидин-6-карбоксамидам соответсвенно. Исследованы строения синтезированных соединений 
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методами ЯМР 1Н- и 13С-спектроскопии, а также данными двумерных спектров COSY (1H-1H) и HMQC (1H-
13C). Определены значения химических сдвигов, мультиплетность и интегральная интенсивность сигналов 
1Н и 13С в одномерных спектрах ЯМР. С помощью спектров в форматах COSY (1Н-1Н) и HMQC (1Н-13С) 
установлены гомо- и гетероядерные взаимодействия, подтверждающие структуру исследуемых соединений.  

Ключевые слова: 5-аминотетразол, 7-арил-5-метил-N-фенил-4,7-дигидротетразо-ло[1,5-а]пиримидин-
6-карбоксамиды, ароматические альдегиды, ЯМР1Н- и 13С-спектры. 

 
Введение. Тетразоловый цикл является основным структурным компонентом фармакопейных 

препаратов – лозартана, цефазолина, цефметазола [1, 2]. Производные тетразола используются как 
взрывчатые вещества (напр. комплексы 5-нитротетразола), а 5-аминотетразол применяется как 
компонент газогенератора в автомобильных подушках безопасности [3]. Ранее в работах [4-10] 
сообщалось о взаимодействии 5-аминотетразола с различными ароматическими альдегидами и 
дикарбонильными соединения с получением пиримидинового цикла, конденсированного 5-
членной гетероциклической (тетразольной) системой. Поэтому разработка удобных препаратив-
ных способов синтеза новых производных тетразола является актуальной задачей, поскольку эти 
соединения представляют практический и теоретический интерес. 

Продолжая исследования в области синтеза гетероциклических соединений [8,9] с целью 
построения новых конденсированных систем нами были проведены взаимодействие 
ароматических альдегидов с 5-аминотетразоломианилидом ацетоуксусной кислоты, приводящий к 
образованию 7-арил-5-метил-N-фенил-4,7-дигид-ротетразоло[1,5-а]пиримидин-6-карбоксамидов.  

Экспериментальная часть 
Спектры ЯМР 1Н и 13С соединений (1, 2) снимали в ДМСО-d6 на спектрометре JNN-ECA 400 

(400 и 100 МГц на ядрах 1Н и 13С) компании «Jeol» производства Японии. Съемка осуществлялась 
при комнатной температуре с использованием растворителя ДМСО. Химические сдвиги измерены 
относительно сигналов остаточных протонов или атомов углерода дейтерированного 
растворителя. 

7-(4-Метоксифенил)-5-метил-N-фенил-4,7-дигидротетразоло[1,5-а]пиримидин-6-
карбоксамид (1). Смесь 3,15 г (0,019 моль) анилида ацетоуксусной кислоты, 2,64 г (0,019 моль) 
анисового альдегида, 2 г (0,019 моль) 5-аминотетразола моногидрата выдерживали при 120-140оС 
в течение 10 мин до прекращения газовыделения. Реакционную смесь охлаждали до комнатной 
температуры, обрабатывали этиловым спиртом и выпавший осадок отфильтровывали. Получили 
4,39 г (64%) продукта (1) с т. пл. 218-219оС (перекристаллизация из ацетонитрила).     

7-(3-Этокси-4-гидроксифенил)-5-метил-N-фенил-4,7-дигидротетразоло-[1,5-а]пи-
римидин-6-карбоксамид (2) получали аналогично соединению (1). Выход продукта (2) 2,16 г 
(56%), т. пл. 245-246оС (перекристаллизация из ацетонитрила). 

Результаты и обсуждение 

В настоящей работе нами приведены результаты исследования продукта трехкомпонентной 
реакции взаимодействия анилида ацетоуксусной кислоты с ароматическими альдегидами и 5-
аминотетразолом в отсутствие растворителя и катализатора. Трехкомпонентная реакция 
Биджинелли, предложенная изначально для синтеза дигидропиримидин-2(1Н)-онов реакцией 
ароматического альдегида, мочевины и ацетоуксусного эфира, в настоящее время с большим 
успехом применяется в синтезе производных дигидропиримидин-2(1Н)-тионов и различных 
аннелированных пиримидинов [10-20]. 

Нами было обнаружено, что сплавление при 120-140оС эквимолекулярных количеств анилида 
ацетоуксусной кислоты со смесью 5-аминотетразола и замещенных аромати-ческих альдегидов 
приводит к 7-арил-5-метил-N-фенил-4,7-дигидротетразоло[1,5-а]пиримидин-6-карбоксамидам 
(1,2). Полученные соединения (1, 2) представляют собой бесцветные кристаллические вещества, 
растворимые в ДМФА, ДМСО, при нагревании в этаноле, ацетонитриле, нерастворимые в воде.  

На основании анализа литературных данных [4-7, 9-12] можно предположить, что на первой 
стадий реакции, в результате взаимодействия анилида ацетоуксусной кислоты с молекулой 
ароматического альдегида, образуется непредельное соединение А, взаимодействие которого с 5-
аминотетразолом, приводит к конечному продукту реакции.  
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  Предложенный механизм подтверждается анализом данных спектров ИК и ЯМР 1H-13C. В ИК 

спектрах соединений (1, 2) наблюдаются полосы, обусловленные валентными колебаниями 
амидных групп (1672-1684 см-1) и групп NН (3085-3120 см-1). 

В спектре ЯМР1Н соединения (1) идентифицирован синглетный сигнал метильного 
заместителя в области 2,17 м.д. Для протонов метокси-радикала характерен сигнал в области 
3,65м.д. в виде синглета. Сигналы двух ароматических бензольных ядер наблюдаются в области 
слабого поля при 6,84-7,48 м.д. Наиболее высокочастотные сигналы в области 9,81 и 10,68 м.д. 
принадлежат протонам амино- и гидроксо-групп. В спектре соединения (2) кроме сигналов 
протонов метокси-групп (2,16 м.д.) и протонов амино- и гидроксо-групп (9,78 и 10,62 м.д.) 
наблюдается сигналы протонов этокси-радикала в области 1,20 (триплет, СН3-) и 3,86 м.д. 
(мультиплет, -СН2-). Сигналы двух ароматических бензольных ядер наблюдаются в области 
слабого поля (6,68-7,47 м.д.). 

Сильнопольные сигналы (17,91 и 55,62 м.д.) углеродного спектра соединения (1) принадлежат 
атомам метильного и метоксильного заместителей. Углеродные атомы кон-денсированных 
азотных циклов резонируют при 59,56, 104,50, 139,29 и 149,45 м.д. В области 114,60-129,29 и 
159,94 м.д. наблюдаются сигналы ароматических ядер. Высоко-частотный сигнал при 164,80 м.д. 
можно отнести к карбонильному атому углерода. В спектре ЯМР13С соединения (2) в области 
сильного поля присутствуют сигналы углерод-ных атомов (15,11, 17,90, 64,47 м.д.), 
принадлежащим атомам метильного и этоксильного заместителей, а также сигналы углеродных 
атомов конденсированных азотных циклов (59,88, 104,58, 139,29 и 149,44 м.д.) и ароматических 
ядер (113,47-147,81 м.д.).  

 

 
Рисунок 1 - Корреляции COSY (1H-1H) соединения 1 

 
Рисунок 2 - Корреляции HMQC (1H-13C) соединения 1 
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Строение исследуемого соединения (1) подтверждено двумерными спектрами ЯМР. Спин-
спиновые взаимодействия через три связи протонов N-фенильного и метокси-фенильного ядер 
были выявлены с помощью COSY спектра. Гетероядерные корреляции Н-С через одну связь 
установлены посредством спектра HMQC (рис. 1-4). 

 

 
 

Рисунок 3 -СOSY (1H-1H) ЯМР спектр соединения 1 
 

 

 
 

Рисунок 4-HMQC (1H-13C)ЯМР спектр соединения 1 
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Выводы. В результате проведенных исследований впервые осуществлен синтез новых 7-арил-
5-метил-N-фенил-4,7-дигидротетразоло[1,5-а]пиримидин-6-карбоксамидов На основании анализа 
спектральных данных их строения методами ЯМР 1Н- и 13С-спектроскопии, а также данными 
двумерных спектров COSY (1H-1H) и HMQC (1H-13C) предложен механизм реакции, согласно 
которой образование конечного продукта происходит через промежуточную стадию взаимодействия 
анилида ацетоуксусной кислоты с молекулой ароматического альдегида.  

Источник финансирования исследований. Работа выполнена при финансовой поддержке 
Комитета науки и Министерства образования РК по «Программно-целевое финансирование», № 
гос. регистрации 0115РК01782.  
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7-АРИЛ-5-МЕТИЛ-N-ФЕНИЛ-4,7-ДИГИДРОТЕТРАЗОЛО [1,5-α] 
ПИРИМИДИН-6-КАРБОКСАМИДТЕРДІ СИНТЕЗДЕУ 

 
Аннотация. Мақала өндірістік маңызы зор жаңа конденсиндірілген жүйелі заттарды синтездеу үшін 

тетразолдың жаңа туындыларын алудың препаративті ыңғайлы жолдарын жасауға арналған. Мақалада 
ацетосірке қышқылының анилиді, орын ауыстырылған артоматтық альдегидтер жəне 5-аминотетразол моно-
гидратымен үшкомпонентті конденсациясы арқылы алынатын 7-арил-5-метил-N-фенил-4,7-дигидротетра-
золо [1,5-а] пиримидин-6-карбоксамидтерді синтездеу туралы мəліметтер келтірілді. Еріткішсіз эквимолеку-
лярлық мөлшерде ацетосірке қышқылының анилидін 5-аминотетразол мен орын ауыстырылған артоматтық 
альдегидтер (4-метоксибензальдегид, 3-этокси-4-гидрок-сибензальдегид) қоспасымен 120-140оС-да балқыту 
арқылы сəйкесінше 7-(4-метоксифе-нил) - жəне 7-(3-этокси-4-гидроксифенил) - 5-метил-N-фенил-4,7-диги-
дротетразоло - [1,5-а] пиримидин-6-карбоксамидтер алынуы көрсетілді. Синтезделген қосылыстардың 
құрылымы ЯМР 1Н- мен13С-спектроскопия, екі кеңістікті COSY (1H-1H) и HMQC (1H-13C) əдісітерімен 
зерттеліді. Бір кеңістікті ЯМР спектрлерінде химиялық қозғалыстардың сандық мəндері, мултиплеттілігі жəне 1Н 
и 13С сигналдарының интегралды қарқындылығы анықталды. Зерттелген қосылыстардың құрылымы COSY (1Н-
1Н) и HMQC (1Н-13С) спектрлері көмегімен гомо - и гетероядерлы арақатынасын анықтау арқылы 
дəлелденді. 

Түйін сөздер: 5-аминотетразол, 7-арил-5-метил-N-фенил-4,7-дигидротетразоло [1,5-а] пиримидин-6-
карбоксамидтер, ароматтық альдегидтер, ЯМР1Н- жəне13С спектрлер. 
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