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Проведено конденсацію 5-арилфурфуролів з роданіном у середовищі безводної оцтової 

кислоти за наявності плавленого натрій ацетату. Одержані 5-(5-арилфурфуриліден)роданіни 

досліджено у реакції з монозаміщеними піперазинами. З’ясовано, що внаслідок цієї взаємодії 

утворюються 2-(4-R-піперазин-1-іл)-5-(5-арилфурфуриліден)-тіазол-4-они. 
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1. Вступ 

Похідні 4-тіазолідинонів – досить численний сьогодні клас гетероциклічних 

сполук. Результатам їхніх досліджень присвячено багато публікацій, зокрема чимало 

оглядів [1–3]. Ці сполуки мають різні напрями застосування. Багато з них виявляють 

біологічну активність широкого спектра дії. 

Особливий інтерес викликають похідні 2-аміно-5-алкіліден(ариліден)-тіазол-4-

ону [4]. Дослідженню біологічної активності сполук цього типу присвячено понад 

150 публікацій, у тім числі понад 80 патентів [5–10]. 

 

2. Результати досліджень та їх обговорення 

Раніше ми повідомляли про синтез заміщених 2-аміно-5-ариліден-4-тіазолідинонів 

взаємодією 5-ариліденроданінів з деякими вторинними гетероциклічними амінами [11, 

12]. У цій реакції практично не досліджено 5-арилфурфуроли, які містять фурановий 

цикл – фармакофор, що входить до складу багатьох лікарських препаратів. 

Ураховуючи сказане, ми провели конденсацію роданіну з 5-арилфурфуролами 

у середовищі крижаної оцтової кислоти за наявності каталізатора – плавленого натрій 

ацетату. З’ясували, що за даних умов з високими виходами утворюються 2-тіоксо-5-

(5-арил-фуран-2-ілметилен)-тіазолідин-4-они 1а–в: 
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Конденсація відбувається за кип’ятіння реакційної суміші впродовж 30 хв, а у 

випадку сполуки 1в – практично за 5 хв, що свідчить про високу реакційну здатність 

5-арилфурфуролів. Дані про виходи, температури плавлення і результати 

елементного аналізу сполук 1а–в наведено в табл. 1. 
Таблиця 1 

Виходи, температури плавлення та результати елементного аналізу 2-тіоксо-5-(5-арил-фуран-

2-ілметилен)-тіазолідин-4-онів 1 

Table 1 

Yields, melting points and elemental analysis data of 2-thioxo-5-(5-aryl-furan-2-ylmethylene)-

thiazolidin-4-ones 1 

S

NH
O

S
OR  

 

Спо-

лука 

Вихід, % Тпл, С* Знайдено, 

% S 

Формула Обчислено, 

% S 

1а 85 256 22,45 C14H9NO2S2 22,32 

1б 84 265 21,13 C15H11NO2S2 21,28 

1в 81 251 18,14 C14H7Cl2NO2S2 18,00 

*Літературні дані [13]: т. пл. 255–256 С (1а), 268–269 С (1б). 

 

Останнім часом набув широкого застосування підхід до проведення 

мультикомпонентних реакцій, використовуючи однореакторні синтези (оne-pot 

synthesis) [7, 8]. Причому використовують методики без застосування розчинника 

мікрохвильове випромінювання. Цей метод не завжди дає добрі результати, оскільки 

продукти реакцій потребують очищення, незважаючи на високі виходи і простоту 

проведення експерименту. Особливо це стосується тих випадків, коли вихідні 

сполуки і продукти реакцій мають високі температури плавлення. Тому ми 

зупинилися на традиційному підході до проведення цієї трикомпонентної реакції 

(використання розчинника і виділення продукту на кожній стадії). 

Отримані 5-(5-арилфурфуриліден)роданіни 1 ми дослідили у реакції з деякими 

монозаміщеними піперазинами. Піперазиновий цикл є фармакофором і входить до 

складу багатьох препаратів різної дії [14]. Взаємодію компонентів проводили за умов 

кип’ятіння реакційної суміші в середовищі етанолу або ізопропанолу (у разі поганого 

розчинення компонентів додавали невелику кількість ДМФА). Виділення сірководню 

завершувалося за 5–7 год, унаслідок чого одержували сполуки 2–4: 
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За умов синтезу сполук 2–4 однореакторним методом реакція може відбува- 

тися за двома шляхами: 
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У цьому разі каталізатором реакції конденсації 5-арилфурфуролу з роданіном 

або сполуками (І) є амін (який також є реагентом). Однак реакційна здатність 

роданіну і сполук (І) є різною, що може викликати певні ускладнення під час 

взаємодії і призводити до утворення сумішей. 

Дані про виходи, температури плавлення та результати елементного аналізу 

сполук 2–4 наведено в табл. 2–4. 
Таблиця 2 

Виходи, температури плавлення та результати елементного аналізу 2-(4-арил-піперазин-1-іл)-

5-(5-феніл-фуран-2-ілметилен)-тіазол-4-онів 2 

Table 2 

Yields, melting points and elemental analysis data of 2-(4-aryl-piperazin-1-yl)-5-(5-phenyl-furan-2-

ylmethylene)-thiazol-4-ones 2 

O
S

N

O

N
N R

2

 
Спо-

лука 

Вихід, % Тпл, С Знайдено, 

% S 

Формула Обчислено, 

% S 

2а 90 197 7,61 C24H21N3O2S 7,72 

2б 70 204 7,58 C25H23N3O2S 7,46 

2в 61 196 7,39 C25H23N3O2S 7,46 

2г 61 227 7,35 C25H23N3O2S 7,46 

2д 63 217 7,22 C24H20ClN3O2S 7,13 

 

3. Матеріали та методика експерименту 

Індивідуальність усіх речовин визначали методом ТШХ на пластинах Silufol 

UV 254, використовуючи суміші елюентів гексан–ацетон в об’ємних співвідношеннях 

компонентів 4:1 і 5:1. Дані спектрів ЯМР 1Н підтверджують будову синтезованих сполук. 

Конденсація 5-арилфурфуролів з роданіном. Змішували 0,02 моль відповід- 

ного 5-арилфурфуролу, 2,66 г (0,02 моль) роданіну, 4 г безводного натрій ацетату і 

20 мл крижаної оцтової кислоти. Реакційну суміш кип’ятили впродовж 30 хв 

[у випадку 5-(2,5-дихлорофеніл)фурфуролу – 5 хв], охолоджували, простежували 

утворення осаду. Після виливання реакційної суміші у холодну воду (100 мл) осад 

відфільтровували, тричі промивали водою і висушували. Сполуки 1а–в використо- 

вували для подальших перетворень без додаткового очищення. 
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Таблиця 3 

Виходи, температури плавлення та результати елементного аналізу 2-(4-R-піперазин-1-іл)-5-    

(5-п-толіл-фуран-2-ілметилен)-тіазол-4-онів 3 

Table 3 

Yields, melting points and elemental analysis data of 2-(4-R-piperazin-1-yl)-5-(5-p-tolyl-furan-2-

ylmethylene)-thiazol-4-ones 3 

O
S

N

O

N
N R

2

 
Спо-

лука 

Вихід, % Тпл, С Знайдено, 

% S 

Формула Обчислено,  

% S 

3а 58 257 8,24 C21H21N3O3S 8,11 

3б 62 175 7,35 C26H25N3O2S 7,23 

3в 74 175 7,56 C25H23N3O2S 7,46 

3г 51 198 7,30 C26H25N3O2S 7,23 

3д 50 205 7,17 C26H25N3O2S 7,23 

3е 46 195 7,02 C25H22ClN3O2S 6,91 

 

Таблиця 4 

Виходи, температури плавлення та результати елементного аналізу 2-(4-арил-піперазин-1-іл)-

5-[5-(2,5-дихлорофеніл)-фуран-2-іл-метилен]-тіазол-4-онів 4 

Table 4 

Yields, melting points and elemental analysis data of 2-(4-aryl-piperazin-1-yl)-5-[5-(2,5-

dichlorophenyl)-furan-2-yl-methylene]-thiazol-4-ones 4 

O
S

N

O

N
N R

2
Cl

Cl

 
Спо-

лука 

Вихід, % Тпл, С Знайдено, 

% S 

Формула Обчислено, 

% S 

4а 58 257 6,74 C24H19Cl2N3O2S 6,62 

4б 65 245 6,55 C25H21Cl2N3O2S 6,43 

4в 58 193 6,37 C25H21Cl2N3O2S 6,43 

4г 76 263 6,57 C25H21Cl2N3O2S 6,43 

 

Взаємодія сполук 1а–в з монозаміщеними піперазинами. Змішували 15 мл 

етанолу або ізопропанолу, 5 ммоль відповідного 5-(5-арилфурфуриліден)роданіну і 

6 ммоль монозаміщеного піперазину. Якщо реакційна суміш за нагрівання не була 

гомогенною, додавали ДМФА до повного розчинення компонентів суміші. Суміш 

кип’ятили впродовж 5–7 год до припинення виділення сірководню, охолоджували, 

утворений осад відфільтровували та перекристалізовували з етанолу, додаючи у разі 

необхідності ДМФА. 
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Previously, we reported the synthesis of substituted 2-amino-5-arylidene-4-thiazolidinones by 

the interaction of 5-arylidenerodanines with some secondary heterocyclic amines. In this reaction, 5-

arylfurfurals containing the furan cycle, a pharmacophore that is included in many drugs, have been 

virtually absent. 

The condensation of 5-arylfurfurals with rhodanine in anhydrous acetic acid in the presence of 

a catalyst fused sodium acetate was carried out. It was found that under these conditions, high yields 

produced 5-(5-arylfurfurylidene)rhodanines. Condensation occurs at the boiling of the reaction 

mixture for 30 min. 

Recently, widespread approach to the implementation of multicomponent reactions, using the 

one-pot synthetic route. At the same time often use techniques without solvent, microwave radiation. 

This method does not always produce good results, since the reaction products require purification, 

despite the high yields and ease of experimentation. This is especially the case where the starting 

compounds and reaction products have high melting points. Therefore, we used the traditional 

approach to carrying out this three-component reaction (using a solvent and isolating the product at 

each stage). 

The obtained 5-(5-arylfurfurylidene)rhodanines were investigated in reaction with some 

monosubstituted piperazines. The piperazine cycle is a pharmacophore and is a constituent of many 

different drugs. The components were reacted under boiling the reaction mixture in ethanol or 

isopropanol (a small amount of DMF was added in case of poor dissolution of the components). 

Hydrogen sulphide evolution was complete in 5–7 h, resulting in 2-(4-R-piperazin-1-yl)-5-(5-

arylfurfurylidene)-thiazol-4-ones. 

 

Keywords: 5-arylfurfurals, rhodanine, monosubstituted piperazines, 5-(5-arylfurfurylidene) 

rhodanines, 2-(4-R-piperazin-1-yl)-5-(5-arylfurfurylidene)-thiazol-4-ones. 
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