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СИНТЕЗ 2-(5-АРИЛ-2-ФУРИЛ)-4,5-ДИФЕНІЛ-1Н-ІМІДАЗОЛІВ 
 
Оскільки більшість лікарських препаратів та інших біологічно активних речовин є гетероциклічними 

сполуками або ж містять гетероциклічний фрагмент, то це спонукає до пошуку ключових структурних 
елементів – фармакофорів і нових синтетичних підходів. Важливим у цьому сенсі класом сполук є похідні 
арилфуранів [1], оскільки такі структурні фрагменти входять до складу багатьох природних і синтетичних 
речовин, які виявляють біологічну активність [2–4]. Деякі з них уже використовують як лікарські засоби, 
тому й синтез нових речовин, що містять арилфурильний фрагмент, є актуальною проблемою. Останніми 
роками опубліковано у наукових журналах з медичної хімії і запатентовано низку розробок, що стосуються 
різних видів біологічної активності арилфуранових сполук. Наявність реакційноздатної альдегідної групи в 
5-арилфурфуролах відкриває широкі можливості для перетворення їх у різноманітні арилфурановмісні 
гетероцикли. 

З іншого боку відомо також, що сполуки, які містять імідазольний фрагмент, входять до складу ряду 
лікарських препаратів (нафтизин, клофелін, дибазол, метронідазол, вітамін В12) [5, 6]. 

У цьому повідомленні ми робили спробу синтезувати сполуки, які містять обидва згадані 
фармакофорні фрагменти, використовуючи 5-арилфурфуроли 1. 

Вихідним реагентом для одержання 5-арил-2-фуранкарбальдегідів 1 за допомогою реакції Меєрвейна 
є фурфурол – найпоширеніший та найдоступніший серед фуранових сполук. Арилюванням фурфуролу за 
методикою [7] одержували 5-арилфурфуроли 1а–є з виходами 25–60%. 
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1: R = 4-SO2NH2(а), 4-Bu(б), 4-CH3(в), 4-NO2(г), 3-CF3-4-Cl (д), 2-Br-4-CH3(е), 4-F(є). 
 
Ми дослідили поведінку 5-арил-2-фуранкарбальдегідів 1 у трикомпонентній циклізації з бензилом 2 

та ацетатом амонію 3 в умовах реакції Радзішевського [5, 8–13]. Як показали досліди, при взаємодії 5-
арилфурфуролів 1а–є з бензилом 2 в оцтовій кислоті в присутності надлишку ацетату амонію з виходами 
60–80% утворюються похідні імідазолу 4а–є: 
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4: R = 4-SO2NH2(а), 4-Bu(б), 4-CH3(в), 4-NO2(г), 3-CF3-4-Cl (д), 2-Br-4-CH3(е), 4-F(є). 
 
Найімовірніше, аміак, який утворюється з ацетату амонію, реагує з α-дикарбонільною компонентою з 

утворенням α-диіміну, який потім взаємодіє з 5-арилфурфуролом, замикаючи імідазольний цикл: 
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Слід відзначити, що розчини деяких 2-(5-арил-2-фурил)-4,5діарил-1Н-імідазолів 4 при опроміненні 

ультрафіолетом в діапазоні довжин хвиль 264–405 нм виявляють інтенсивну люмінесценцію. 
Експериментальна частина 

Спектри ЯМР записували на приладі Varian 400 (400 МГц), розчинник ДМСО-d6. Хімічні зміщення 
(δ, м.ч.) наведено стосовно сигналу ДМСО (2.50 м.ч.). Результати хромато-мас-спектрометричного аналізу 
синтезованих сполук (прилад GC/MS Agilent Technologies 6890N/5975B) підтверджують їхню будову. 
Одержані спектри розглядали на підставі загальних закономірностей фрагментації молекул органічних 
сполук під дією електронного удару. Кількісний вміст розраховували за співвідношенням площі піків 
компонентів до суми площ усіх піків на хроматограмі. 

Методика одержання 2-(5-арил-2-фурил)-4,5діарил-1Н-імідазолів 
Розчин 4.4 ммоль (0.92 г) бензилу 2, 2 г ацетату амонію у 10 мл крижаної оцтової кислоти нагрівають 

при кипінні протягом 5 хв, після чого додають 4,4 ммоль відповідного 5-арилфурфуролу 1. Суміш 
нагрівають, перемішуючи, при 100°С до моменту випадання осаду (5–10 хв). Після утворення осаду 
реакційну суміш охолоджують, розводять водою. Осад відфільтровують, промивають водою, сушать і 
перекристалізовують із суміші спирт–ДМФА. 

4-[5-(4,5-Дифеніл-1Н-імідазоліл)-2-фурил]-1-бензолсульфамід (4а). Вихід 77%, т. пл. 317–318 ºС. 
Спектр ЯМР 1H, δ, м.д.: 7.12 д (1H, Fu, J 3.0 Гц), 7.29–7.57 м (13H), 7.89 д (2H, C6H4, J 8.2 Гц), 8.07 д (2H, 
C6H4, J 8.2 Гц), 13.05 с (1H, HN). Знайдено, %: C 67.97; H 4.26; N 9.43. С25H19N3O3S. Вирахувано %:C 68.01; 
H 4.34; N 9.52. 

2-[5-(4-Бутилфеніл)-2-фурил]-4,5-дифеніл-1Н-імідазол (4б). Вихід 80%, т. пл. 227–228ºС. Спектр 
ЯМР 1H, δ, м.д.: 0.89 т (3H, СH3CH2, J 7.0 Гц), 1.27–1.38 м (2H, СH3CH2CH2), 1.51–1.63 м (2H, CH2CH2CH2), 
2.60 т (2H, CH2Ar, J 7.4 Гц), 7.04 с (1H, Fu), 7.19–7.55 м (13H), 7.79 д (2H, C6H4, J 7.6 Гц), 12.88 с (1H, NН). 
Мас-спектр m/z (I, %): 418 (М+, 100); 375 (М+ – СН3СН2СН2, 28). Знайдено, %:C 83.11; H 6.14; N 
6.49.C29H26N2O. Вирахувано %: C 83.22; H 6.26; N 6.69. 

2-[5-(4-Метилфеніл)-2-фурил]-4,5-дифеніл-1Н-імідазол (4в). Вихід 79%, т. пл. 312–313ºС. Спектр 
ЯМР 1H, δ, м.д.: 2.35 с (3H, СН3), 6.95–7.06 м (2H), 7.21–7.58 м (12H), 7.77–7.82 м (2H), 12.74 с (1H, HN). 
Мас-спектр m/z (I, %): 376 (М+, 100). Знайдено, %: C 82.78; H 5.28; N 7.54. C26H20N2O. Вирахувано %:C 
82.95; H 5.35; N 7.44. 

2-[5-(4-Нітрофеніл)-2-фурил]-4,5-дифеніл-1Н-імідазол (4г). Вихід 65%, т. пл. 311–312ºС. Спектр 
ЯМР 1H, δ, м.д.: 7.15 д (1H, Fu J 3.2 Гц). 7.74–7.19 м (11H), 8.13 д (2H, C6H4, J 8.3 Гц), 8.32 т (2H, C6H4, J 9.0 
Гц), 13.09 с (1H, HN). Мас-спектр m/z (I, %): 407 (М+, 100). Знайдено, %: C 73.65; H 4.09; N 10.16. 
C25H17N3O3. Вирахувано %: C 73.70; H 4.21; N 10.31. 

2-[5-(4-Хлоро-3-трифторометилфеніл)-2-фурил]-4,5-дифеніл-1Н-імідазол (4д). Вихід 65%, т. пл. 
262–263ºС. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д.: 7.10 д (1H, Fu, J 3.2 Гц), 6.29–6.58 м (11H), 7.83 д (1H, C6H3, J 8.1 Гц), 
8.19 д (1H, C6H3, J 8.5 Гц), 8.27 с (1H, C6H3), 13.03 с (1H, NH). Мас-спектр m/z (I, %): 464 (М+, 100). 
Знайдено, %: C 67.09; H 3.32; N 6.19. C26H16ClF3N2O. Вирахувано %: C 67.18; H 3.47; N 6.03. 
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2-[5-(2-Бромо-4-метилфеніл)-2-фурил]-4,5-дифеніл-1Н-імідазол (4е). Вихід 59%, т. пл. 251–252ºС. 
Спектр ЯМР 1H, δ, м.д.: 2.34 с (3H, CH3). 7.10 д (1H, Fu, J 3.2 Гц), 7.63–7.20 м (13H), 8.01 д (1H, C6H3, J 8.0 
Гц), 12.97 с (1H, HN). Мас-спектр m/z (I, %): 456 (М+1, 100). Знайдено, %: C 68.32; H 4.15; N 6.01. 
C26H19BrN2O. Вирахувано %: . C 68.58; H 4.21; N 6.15. 

2-[5-(4-Флуорофеніл)-2-фурил]-4,5-дифеніл-1Н-імідазол (4є). Вихід 68%, т. пл. 292–293ºС. Спектр 
ЯМР 1H, δ, м.д.: 7.04 д (1H, Fu, J 3.3 Гц), 7.10 д (1H, Fu, J 3.2 Гц), 7.57–7.22 м (12H), 7.99–7.90 м (2H), 12.92 
с (1H, HN). Масс-спектр m/z (I, %): 380 (М+, 100). Знайдено, %: C 78.81; H 4.32; N 7.28. C25H17FN2O. 
Вирахувано %: C 78.93; H 4.50; N 7.36. 
РЕЗЮМЕ 

5-Арил-2-фуранкарбальдегіди реагують з 1,2-дифенілетандіоном та ацетатом амонію в умовах реакції 
Радзішевського з утворенням 2-(5-арил-2-фурил)-4,5-діарил-1Н-імідазолів. Відзначено інтенсивну 
люмінесценцію деяких одержаних 2-(5-арил-2-фурил)-4,5діарил-1Н-імідазолів. 
РЕЗЮМЕ 

5-Арил-2-фуранкарбальдегиды реагируют с 1,2-дифенилэтандионом и ацетатом аммония в условиях 
реакции Радзишевского с образованием 2-(5-арил-2-фурил)-4,5-диарил-1Н-имидазола. Отмечено 
интенсивную люминесценцию некоторых полученных 2-(5-арил-2-фурил)-4,5-диарил-1Н-имидазолов. 
SUMMARY 

5-Аryl-2-furancarbaldehydes react with 1,2-diphenylethanedione and ammonia acetate in the Radsiszewski 
reaction conditions to form 2-(5-aryl-2-furyl)-4,5-diaryl-1H-imidazole. Intense luminescence for some 2-(5-aryl-2-
furyl)-4,5-diaryl-1H-imidazole was observed. 
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1,4-НАФТОХІНОНИ В РЕАКЦІЯХ [3+2]- І [4+2]-ЦИКЛОПРИЄДНАННЯ  
ТА QSAR-ПРОГНОЗУВАННЯ БІОЛОГІЧНОЇ АКТИВНОСТІ  

Більшість сучасних лікарських речовин являють собою хімічні сполуки поліциклічної будови з 
багатьма гетероатомами та великою кількістю різноманітних замісників. Практично всі нові лікарські 
речовини одержують завдяки створенню потужних комбінаторних бібліотек. Синтез подібних молекул 
можливий як мікробіологічним та біотехнологічним методами, але основним надточним та 
високопродуктивним залишається тонкий органічний синтез. Для конструювання складних молекул і 
наступної реалізації їх синтезу обов’язковим є використання речовин з декількома реакційноздатними 
центрами. Проведення синтезу з отриманням сполук потрібної будови вимагає значної експериментальної 


