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СИНТЕЗ  Т PIIАЗОЛОВ  И  ТЕТРАЗОЛОВ , 
КОИДЕИСИРОВАИ fIЬ 1Х  CO СИИРО (БЕКЗО [1г ]ХИНАЗОЛИН  

5,1'-Д II СЛОАлкА н А MИ ) 

Вза им одействием  3-п -толил - и  3-циклогексил -2-тиоксо -4-оксо -1,2,3,4,5,6- 
гексагицроспиро (о'ензо [h] хиназолин -5,1'-циклоапканов ) с  гидр aзингид pатом  
получены  2-гидразино -3 -замещенные -4-оксо -3,4,5,6-твтрагидроспиро (бензо  
[h]хиназолин -5, 1 '-циклоалканы ), из  которых  далее  получены  соответству - 
ющие  триазолы  и  т eт paзолы . 

Данные  о  синтезе  триазолов  и  тет paзолов , конденсированных  в  
положениях  с , b и  с  c бензо [h]хиназолпнами , опубликованы  в  работах  [1, 2]. 
Показано , что  бензо [h]хиназолины  , спиросвязанные  c циклоалкановыми  
циклами , проявляют  противоопуколевую  активность  [3]. 

1а  
1 	2 

11 	NT'  

N* 3 

(СЩ )a 

XIII—XVI 

I, V, УХ , Х III п  = 1, R = циклог eксил ; II, VI, X, XIV п  = 1, R = п -толил ; 
III,  VII,  XI, XV п = 2, R = циклотексил ; IV,  VHI, XII, XVI п = 2, R = п -толил  

Конденсацией  2-тиоксо -3-замещенных  4-оксо -1,2,3,4,5,6-гексагидр 0-
спиро (бензо [h]хиназолин -5,1'-циклоалканов ) [4, 5] I--'V c гидразин -
гидратом  синтезированы  соответствующие  2-гидр aзино -3-замещенные  4- 
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Данные  бензо [h] хиназолинов  IX--XVI 

Соеди - 
нение  

Найдено  % 

Т *Л  
о С 

 
Спектр  ПМР  Rf 

(сист .) 

ВЬ - 
ход , 
% 

Вычислено  % 

C H N 

IX 73,71 7,05 15,03 259..,261 9,00 (1 Н , c, 1-H); 7,93 (1H, ц , 8-Н ); 7,60...7,40 (З Н , м , 9-H, 10 -H, 11 -Н ); 5,05 (1 Н , м , 1"- 0,65 78 
73,76 7,00 14,96 Н ); 2,90 (2Н , с , 7 -Н 2); 2,80... 1 ,20 (18Н , м , 2' -Н 2, 	3' -Н 2, 4'-Н 2, 5 ' -Н 2, 2 "-Н 2 , 3 " -Н 2 , 4" -Н 2 , (А ) 

5-Н 2,  6"-Н
2) 

Х  75 , 39  5,86  14,77  279...281 9,00 (1 Н , c, 1-H); 8,00 (1 Н , д , 8-Н ); 7,60...7,30 (7Н , м , 9-Н , 10-Н , 11-Н , С 6Н 4); 2,95 (2Н , 0,66 84 
75 , З 6 5,79 14,65 с , 7 -Н 2); 2,40 (ЗН , с , Ar-СН  );  2,30... 1,40 ( 8Н , м , 2-Н 2,  3'-Н 2 , 4 '-Н 2, 5 ' -Н 2) (А ) 

XI 74,25 7,31 14,39 286...228 9,00 (1 Н , с , 1-H); 7,92 (1 Н , д , 8-Н ); 7,60...7,40 (3II, м , 9-H, 10-Н , 11-Н )1; 5,00 (1 Н , м , 1"- 0,62 64 
74,19 7,26 14,42 I-I); 3,10 (2Н , с , 7 -Н 2);  2,70... 1,20  (20Н , 	м , 	2'-Н 2, 3' -Н 2 , 4'-Н 2 , 5 '-Н 2 , 2 " -Н 2i  3" -Н 2 , 4 " -Н 2, 

5 "-1-I2 , б "-н 2) (А ) 

XII 75,69 6,11  14 . 10  284 . ..286 9,00 ( 1Н , с , 1 -Н ); 7,96 (1 Н , д , 8-Н ); 7,60...7,26 (7Н , м , 9-Н , 10 -Н , 11-Н , СЬН 4); 3,18 (2Н , 0,63 78 
75,73 6,10 1 4,13 с , 7-Н 2); 2,40 (31-I, с , Ar-СН 1);  2,80,.. 1,20 (10Н , м , 2-Н 2,  3' -Н 2, 4'-Н 2, 5' -Н 2, 6'-Н 2) (А ) 

XIII 73,05 6,91 19,35 214.,.216 8,60 (1 Н , д , 8-Н ); 7, б 0...7,40 (ЗН , м , 9-H, 10-Н , 11-H); 5,00 (11-I, м , 1"-Н ); 2,98 (2Н , с , 7- 0,63 86 
70,38 6,71 18,65 1-12); 2,80... 1,40 (18Н , м , 2 -I12, 3 ' -Н 2, 4'-Н 2,  5 '-Н 2, 2 " -Н 2, З "-Н 2, 4" -Н 2, 5 " -Н 2, 6"-Н 2) (А ) 

XIV 71,98 5 ,53 18.31 1 91...193 8,65 (1 Н , д , 8-Н ); 7,60...7,20(7Н , м , 9-II, 10-Н , 11-Н , C6I-14); 3,00(2Н , c, 7-H2); 2,40 ( З H, 0,66 81 
72,04 5,52 18,26 с , Ar-CH 3);  2,38... 1,40 (8Н , м , 2-Н 2,  3' -Н 2, 4'-Н 2, 5 '-H2) (А ) 

XV 70,98 7,02 17,95 237...239 8,60 (1 Н , д , 8-I-I); 7,60.,.7,40 ( З Н , м , 9-Н , 10-H, 11-Н ); 5,00 (11-I, м , 1"-H); 3,18 (2Н , с , 7- 0,64 90 
70 . 92 6.99 17.98 I-12); 2,80... 1,20 (201-1, м , 2 ' -Н 2, 3'-H2 , 4-112, 5'-Н 2, 6' -Н 2, 2" -Н 2, З "-Н 2, 4" -Н 2 , 5" -Н 2, 6 " -H2) (А ) 

XVI  72,55  6,00  17,66  212...2 1 4 8,60 (1 Н , д , 8-Н ); 7,60...7 , 20 (7Н , м , 9-Н , 10-Н , 1 1-Н , С 6Н 4); 3,20 (2Н , с , 7 -Н 2); 2,40 (ЗН , 0,68 80 
72,52 5,83 17;62 c, Ar-СН 3 );  2,80... 1,20 (10Н , м , 2-Н 2,  3' -Н 2i  4' -Н 2, 5'-Н 2, 6' -Н 2) (А ) 



оксо -3,4,5,6-тетрагидроспиро (бензо [h]хиназолины -5,1'-щцслоапкан ) V-VIII. 
Далее  реакцией  c ортомуравьинь %м  эфиром  получены  4-замещенные  
5-oк co-4,5,6,7 тетрагидроспиро (бензо [h]т pи aзоло [4,3-а ]хиназолин -б ,1'-цикло -
алканы ) IX-ХН , a взаимодействием  с  нитритом  натрия  в  кислой  среде  -
4-замещеиньге  5-гксо -4,5, б ,7-тетрагидроспиро (бензо [h]тетразоло [5,4-a] 
хиназолин -6,1'-циклоалканы ) ХШ -XVI. 

ЭКС IIЕРИ IVIЕНТАЛЬНАЯ  ЧАСТЬ  

14К  спектры  сняты  на  спект pом eт pе  UR-20 (в  вазелиновом  масле ), спектры  ПцР  - на  
приборе  фирмы  Varian Mercury  300 по  программе  US CRDF RESC 17-5, внутреиний  
стандарт  ТМС . Отнесение  сигналов  протонов  ароматического  кольца  сделано  на  основании  
экспериментов  ЯЭО  [4]. ТСХ  проведена  на  пластинках  Silufol UV-254, системы  
ацетон -гексан , 1:3(А ), пропанол  гексан , 1:7(В ), п pоявитель - пары  иода . 

2 Гидразино -З -циклогексил -4-оксо -3,4$,6-тетрагидроспико (бензо [h]хиназолин -5,1'- циклг -
пентан ) (V). Смесь  7,3 г  (0,02 моль ) бензо [h]хиназолина  I, 30 Mn  гидразингидрата  и  150 Mn  
бутанола  кипятят  20 ч . Охлаждают , вьвавший  ос aдок  фильтруют , промывают  водой , 

этанолом  и  сушат  на  воздухе . Выход  6 г  (82%). Т ,,,, 213...215 °C. Rf  0,75 (А ),  14K  спектр : 
1600 (С =С ар °м ); 1655 (С =О ); 3250; 3480 см  ' (NINH2). Спектр  ПМР  (CD3 COCD,); 9,80 (1 Н , 
c, NH); 7,55 (1Н , д , 7-H); 7,45...7,20 (5Н , м , 8-H, 9-Н , 10-H, NH2); 5,00 (1H, м , 1"-Н ); 2,80 
(2H, c, 6-Н ) ;  2,40... 1,10  (18Н , м , 2'-Н 2, 3'-Н 2, 4'-Н ,, 5'-Н 2, 2"-Н 2, 3"-Н 2, 4"-Н 2, 5"-Н ,, 6"-Н 2). 
Найдено , %: C 72,51; H 7,78; N 15,43. C22H28N40.  Вычислено , %: C 72,50: H 7,74; N 15,37. 

2-Гид paзин o-3-n молил -4-оксо -3,4,5,6-тетрагидроспиро (бензо [Ь ]хиназолин -5,1'-цикло -
пентан ) (VI). Аналогично  из  7,5 г  (0,02 моль ) бензо [h]хиназолина  П  получают  соединение  
VI. Выход  6,7 г  (90%)_ Т , , 224...226 °C. Rf  0,62(А ), ИК  спектр : 160 з  (С =С ар °м ); 1655 (С =О ); 
3170...3350 см  1  (NHNH2). Спектр  ПМР  (д NIСО ): 10,00 (1 Н , c, NH); 8,40 (1Н , д , 7-H); 
7,40...7,00 (9Н , м , 8-Н , 9-Н , 10-H, NH2, С 6Н 4); 2,80 (2H, c, 6-Н ,); 2,40 (ЗН , с , Ат -
СН ,);1,80...1,20 ( 8Н , м , 2'-Н 2, 3'-Н 2, 4'-Н 2, 5'-Н 2). Найдено , %: C 74,21; H 6,53; N 15,11. 
C2H24N4O. Вычислено , %: C 74,16; H 6,49; N 15,04. 

2-Гидразино -3-циклогексил -4-оксо -3,4,5,6-тетрагидроспиро (бензо  [h]хиназолин -5,1'-
циклогексан ) (VII). Аналогично  из  7,6 г  (0,02 моль ) бензо [h]хиназолина  Ш  получают  

соединение  УП . Выход  5,1 г  (68%о ). Т ,, 224...226 °C. Rf  0,57(В ), ИК  спектр : 1605 (C=С ар OM); 

1655 (С =О ); 3100...3300 см  1  (NHNH2). Спектр  ПМР  (CD;COCD3): 10,60 (1 Н , c, NH); 8,00 
(1 Н , д , 7-H); 7.60...7.30 (5Н , м , 8-Н , 9-Н , 10-H, NH2); 5,60 (1 Н , м , 1"-Н ); 3,00 (2H, c, 6-H7); 
2,80... 1,00  (20Н , м , 2'-Н 2, З '-Н у  4'-Н 2, 5'-Н 2, 6'-Н 2, 2"-Н 2, 3"-Н 2, 4"-Н 2, 5"-Н 2, 6"-Н 2). 
Найдено , %: C 73,01; H 7,93; N14,91. C 23H;oN40. Вычислено , %: C 72,98; H 7,99; N 14,80. 

2-Гидразино -3-п  толил -4--оксо -3,4,5,6-тетрагидкоспиро (бензо [h]хиназолин -5,1'-цикло -
гексан ) (Vц I). Аналогично  из  7,7 г  (0,02 моль ) бензо [h}хиназолина  IV получают  

соединение  УПд . Выход  4 г  (52%). Т , 252...254 °С . Rf  0,51(В ). ИК  спектр : 1605 (C=С ар OM); 

1655 (С =О ); 3150...3370 см  (NINH2). Спектр  ПМР  (ДМСО ): 9,80 (1 Н , c, NH); 8,40 (1 Н , д , 
7-H); 7,40...7,05 (9Н , м , 8-H, 9-Н , 10-Н , С 6Н 4, NH2); 3,00 (2Н , c, 6-H,); 2,40 (ЗН , c, Аг -СН ,);  
1,80...1,10 (10Н , м , 2'-Н 2, 3'-Н 2, 4'-Н 2, 5'-Н 2, 6'-Н 2). Найдено , %,С  74,62, H 6,75; N 14,51. 

С 2аН 26N4О . Вычислено , %: C 74,58; H 6,78; N 14,50. 
4-Замещенные  5-оксо -4,5,6,7- гетрагидроспи pо (бензо [h]ткназоло [4,3-а ]хиназолин -

б ,1'-циклоалканы ) (IХ-ХП ), Смесь  0,01 моль  гидразинохсназолина  V-VШ , 30 мл . 
ортомуравьиного  эфира , 30 мл  бутанола  кипятят  в  течение  6 ч . Охлаждают , выпавший  

осадок  отфильтровывают  и  перекристаллизовывают  из  бутанола  (таблица ). 
4-Замещенные  5-oк co-4 ,5,6,7-т eт paгид pocпи po(бензо [h]тетразоло [5,4-а jхиназолин  

6,1'-циклоалканы ) (XI -XVI). B реакционную  колбу  помещают  0,01 моль  
гидразинохиназолина  V-VIII и  60 мл  ледяной  уксусной  кислоты . При  перемешивании  
добавляют  по  каплям  раствор  1 г  (0,014 моль ) азотистокислого  натрия  в  10 мл  воды . 
Перемешивают  при  комнатной  температуре  30 мин . Вьвавший  осадок  отфильтровьпзают , 
промывают  водой  и  перекристаллизовьпзают  из  бутакола  (таблица ). 
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