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Молекулы, содержащие тиадиазольный фрагмент, проявляют широчайший спектр биологической активности в различных областях: противогрибковая, противовоспалительная, противосудорожная, антидепрессивная, антибактериальная и противоопухолевая активность и т.д.[1]. Известны тиадиазолсодержащие коммерческие препараты, такие как диуретики ацетазоламид и метазоламид или антибиотики цефазедон и цефазолин натрия. Малеимиды, благодаря наличию имидного кольца, легко проникающего через клеточные мембраны, также обладают значительным спектром биологической активности, такой как противогрибковая, антибактериальная и инсектицидная активности [2]. Существует работа по исследованию молекул, содержащих и тиадиазольный и малеимидный фрагменты, показавшая антифунгицидную активность против грибка T. mentagrophytes [3].
В данной работе 1,2,3-тиадиазол был модифицирован рядом различных N-aryl-замещённых малеимидов. Был проведен скрининг различных оснований, выступающих в роли катализаторов для проведения синтеза. Мягкие основания, такие как пиридин и L-пролин не активировали реакцию. При эквимолярном добавлении триэтиламина реакция тиадиазола с малеимидом 2а проходит за 3 часа. Лучших результатов удалось добиться с 5 мол.% метилата натрия, с ним полная конверсия малеимида 2а проходила за 1 час. В результате образуется смесь диастериомерных продуктов, выделенных и очищенных с помощью препаративной колоночной хроматографии. Строение полученных соединений доказано методом ЯМР 1Н, 13С и масс-спектрометрией.
[image: ]
Схема 1. Схема синтеза. R=H (a); R=Cl (b); R=CH3 (c).
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