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тезированы новые 1,3-бензодиазолы, 1,2,3-бен-
зотриазолы и 2,1,3-бензотиа/селенадиазолы 
(некоторые примеры приведены на схеме 1) и 
изучена их противораковая активность, в том 
числе в сравнении с ранее полученными 1,4-бен-
зодиазинами (хиноксалинами) [5]. Обнаружено, 
что синтезированные вещества в низких кон-
центрациях (0,20–25 мМ) индуцируют апоптоз 
раковых клеток человека HepG2 (рак печени), 
Hep2 (рак гортани) и U937 (лейкоз) как в пер-

вые, так и во вторые сутки эксперимента (неко-
торые примеры, относящиеся к 1,3-бензодиазо-
лам, приведены на рисунке).

Примечательно, что высокой противорако-
вой активностью обладают и исходные полига-
логенированные 1,2-диаминобензолы.

Апоптоз клеток Нер2 под действием 
3,4,5,6-тетрафтор-1,3-бензодиазола (вверху 
слева), его 2-метил-6-хлор- (вверху справа) и 
2-трифтометил-6-хлор- (внизу) производных.
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1,4-замещенные-1,2,3-триазолыприменяет-
ся вомногих областях, например вфармацевтике 
[1] в качестве лекарственных препаратов, орга-

нической химии [2], материаловедении [3, 4], 
агрохимии[2] и т.д.

Существующие методы синтеза 1,4-заме-

Схема 1.
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щенные-1,2,3-триазолов предполагают исполь-
зования Cu-катализаторов (на пример, Cu(OAc), 
CuSO4, наноматериалы и цеолиты содержащие 
в своей структуре медь)в среде органических 
или водно-органических растворителей (DMSO, 
DMF, THF [5–7]). Данные методы эффективны, 
однако имеется одно очень серьезное ограни-
чение, а именно наличие «кислого» протона в 
структуре ацетилена. Кроме того, использова-
ние Cu-катализаторов влечет за собой необходи-
мость отделения продукта реакции от катализа-
торов.

Нами разработан универсальный метод 
синтеза 1,4-замещенных-1,2,3-триазолов осно-
ванный на использовании Zn(OAc)2 в воде. На 
примере фенилацетилена показано, что метод 

имеет общий характер и во взаимодействия мо-
гут вступать различные арендиазоний тозилаты, 
содержащие как донорные, так и акцепторные 
заместители. Процесс протекает через промежу-
точное образование ароматических азидов. Кро-
ме того, нами определено, что добавки аскор-
биновой кислоты и СВЧ-облучение ускоряют 
процесс и время реакции составляет 2–3 часа.

Нами впервые показано, что в присутствии 
Zn(OAc)2 позволяет провести сочетание и с би-
функциональными ацетилена (схема 1). В ре-
зультате образуются соответствующие 1,4-заме-
щенных-1,2,3-триазолы с высокими выходами

В результате мы разработали мягкий эффек-
тивный метод позволяющий синтезировать ши-
рокий ряд триазолов.
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Схема 1.  1,3-диполярная циклизация ароматических азидов с бифункциональными ацетиленами


