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ПИСЬМА  B РЕДАКЦИЮ  

O РЕциКЛИЗАДИИ  
5- (2-АМИНО  ФЕНИЛ ) -1,3,4- ОКСАДИАЗОЛТИОНА -2 

в  ПРОИЗвОДНЫЕ  ХИНАЗОЛИНА  

Известна  термическая  рециклизация  2-меркапто -5-(3(5)-пиразолил )-
1,3,4-оксадиазола , приводящая  к  7-меркаптоииразоло [1,5-д ]-ав -триазин - 
4(5Н )-ону  [1].  Предполагается , что  эта  реакция  осуществляется  через  
промежуточный  продукт  (А ), возникающий  в  результате  размыкания  
океадиазольного  цикла . 

А  

Мы  нагпли , что  5- (2-аминофенил )  -1 ,3,4-оксадиазолтион -2  (I) при  
200...214 °C количеств eнно  переходит  в  3-амино -2-меркаптохиназолин - 
4(ЗН )-он  (II) через  серию  последовательных  перегруппировок : 

a при  реакции  же  тион a I c тет pаметилти yрамдисульфидом  (ТМТД ) — в  
2-меркапт o- 1 ,3,4-тиадиазоло [2,3-Ь ]хиназолин -5-о н  (III) : 
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Соединения  II и  III ид eнтичны  c веществами , синтезированиьпми  по  
методике  [2];  их  строение  подтверждено  данными  ИК  и  ПМР  спектроскопии . 

Для  последнего  процесса  предложена  следующая  схема  превращения  I в  
III:  
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3-Амино -2-меркаптохиназолин -4(Зн )-он  (Н ). Нагревают  при  200:..210 °C в  запаяиной  ам -
п yле  0,865 г  (0,005 моль ) 5-(2-âмин oф eнил )-1,3,4-оксадиазолтиона -2 в  течение  0,5 ч : Посла  ох -
лаждения  сцесй - продукт  растворяют  н  20 мл  2% раствора  КОН  и  бсаждают  концентрироваиной  
уксусной  кислотой _ Получают  0,81 г  (94%) II. Т  239...240 °С _ ИК  спектр  (в  вазёлине ): 3305 
(NHas), 3272 (NН ), 3225 (NHs), 1700, 1678 ( С =О ), 164осм  1  ( С  ЛТ ).'СпектрПЫР  (ДМСО -Дб ): 

8,07...7,33 (4Н , м , СН ), 6,39 (2Н , c, NH2), 3,46 м . д . (1К , c, SH). 
2-Меркапто -1,3,4-тиадиазоло [2,3-Ь ]хиказолин -5-он  (Iц ). Ре aкционн yю  смесь , состоял  ую  

из  1,93 г  (0,01 моль ) I и  2,40 г  (0,01 моль ) ТМТД , н  6 млДМФАнагревают  1 ч  при  100 °C, выливают  
н  50 мл  2% раствора  КОН , отфильтровывают  ньтави ryю  серу  и  подкиспяют  концентрироваиной  
соляной  кислотой . Продукт  отфильтровьшают , промывают  на  фильтре  водой  и  сушат . Получают  
2,28 г  (97%) Ш . Т , 300 ° С . ИКспектр  (в  вазелине ): 3335 (NH), 2630 (SH), 1730 (СО ),  1640  см  1  
(д , C=N) . 
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СИНТЕЗ  ПРОИЗВОДНЪ IХ 	 . 
2-АРИЛ -1,5-ДИГИДРО -1-АЗАПИРЕНА 	, 

Алифатические  амины  реагируют  c эпоксиехонами  c образованием  
3-гидроксипиперидин -4-онов  или  3-гидрокси -3-ацетилпирролидинов  [1]. 
При  этом  на  первой  стадии _ процесса , в  : зависимости  от  природы  
растворителя , образуется  аддукт  амина  либо  по  двойной  связи , либо  по  
зпоксидному  циклу  -(в  результате  его  раскрытия )  [2].  Подобньим  образом  
ведет  себя  в  условиях  данной  реакции  и  анилик  [3].  Нами  обнаружено , что  
c ,8-нафтиламином  в  уксусной  кислоте  реакция  эпоксиенонов  (Ia—r) 
протекает  более  глубоко  и  приводит  исключительно  к  2-apил -1,5-дигид po-l- 
азапиренам . Прецпопагаемьгй  механизм  образования  этих  соедикехий  
включает  стадии  прссоёдиненик  амина  по  двойной  связи  эпоксиенона  и  
последующей  конденсации —алкилирования  фрагмента  - нафтиламина  c 
участием  карбонильной  группы  и  эпоксидного  цикла  
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