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СИНТЕЗ  ПИРИМИДО[4,5-b]ИНДОЛИЗИНОВ 
ВЗАИМОДЕЙСТВИЕМ  2-АМИНО-3-АРОИЛ-1-R-ИНДОЛИЗИНОВ 

С  ФОРМАМИДОМ 
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зины, формамид, региоселективность. 
 

 
Продолжая наши исследования в области изучения химических свойств 

2-амино-3-ароил-1-R-индолизинов [1], мы осуществили взаимодействие 
индолизинов 1a,b и 3a,b с формамидом путём непродолжительного кипя-
чения в формамиде. В результате были получены соответствующие пири-
мидо[4,5-b]индолизины 2a,b и 4a,b. 
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a  R = Me, b  R = СF3  
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a R1 = Н, b R1 = ОMe 

 
Из двух возможных направлений протекания реакции реализуется 

только одно − при участии амино- и карбонильной групп. Так в ИК 
спектрах соединений 2 и 4 исчезают сигналы амино- и карбонильной 
групп и проявляются сигналы, характерные для вторичной амидной 
группы и для группы NH имидазола [2]. В масс-спектре соединения 2а 
присутствует сигнал с интенсивностью 3.1%, соответствующий его 
молярной массе. Сигнал с интенсивностью 100% (m/z 302) соответствует 
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соединению 2а с элиминированным м-толуидином, что характерно для 
подобных систем [2, 3]. На основании этих данных можно сделать вывод о 
том, что соединения 2a,b образуются региоселективно. 

ИК спектры снимали на спектрофотометре ИКС-40 в вазелиновом масле, 
cпектры ЯМР 1Н – на приборе Varian VRX-200 (200 МГц) в ДМСО-d6, 
внутренний стандарт ТМС.  Масс-спектры (ЭУ, 70 эВ), получали на приборе 
Varian 1200L. 

Индолизины 1a,b и 3a,b получены по известным методикам [4, 5]. 
4-Фенил-10-R-пиримидо[4,5-b]индолизины 2a,b и 4a,b (общая методика). 

Кипятят 2.5 ммоль соответствующего индолизина 1 или 3 в 15 мл формамида 
в течение 1 ч. Раствор становится гомогенным и зелёно-коричневого цвета. Через 
4 ч образовавшийся осадок отфильтровывают, промывают маточным раствором, 
затем 1 мл воды и 5 мл формамида. Перекристаллизовывают из этанола. 

4-(4-Метоксифенил)-N-(m-толил)пиримидо[4,5-b]индолизин-10-карбокс-
амид (2a). Выход 46%. Т. пл. 208–209 °С. ИК спектр, ν, см–1: 3418, 1652, 1559. 
Cпектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 11.04 (1H, с, NH); 9.21 (1H, с, H-2); 8.69 (1Н, д, 
J = 9.1, H-9); 8.21 (1Н, д, J = 7.1, H-6); 7.85–7.52 (5H, м, H аром.); 7.35–7.13 (3H, м, 
H аром.); 7.01 (1Н, т, J = 6.9, H-7); 6.90 (1Н, д, J = 7.1, H аром.); 3.89 (3H, с, 
OCH3); 2.33 (3H, с, CH3). Масс-спектр,  m/z (Iотн, %): 408 [М]+ (3.1), 304 (3.0), 303 
(17.4), 302 (100), 287 (8.2), 259 (6.0), 258 (29.4), 257 (5.4), 233 (2.4), 232 (2.6), 231 
(8.4), 230 (7.0), 205 (2.1), 204 (3.8), 203 (4.3), 202 (2.1), 107 (10.3), 106 (4.4), 104 
(3.2), 91 (3.5), 80 (2.1). Найдено, %: C 73.58; H 4.88; N 13.67. C25H20N4O2. 
Вычислено, %: С 73.51; H 4.94; N 13.72. 

 4-(4-Метоксифенил)-N-[3-(трифторметил)фенил]пиримидо[4,5-b]индоли-
зин-10-карбоксамид (2b). Выход 59%. Т. пл. 206–207.5 °С. ИК спектр, ν, см–1: 
3436, 1653, 1559. Cпектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 11.25 (1H, с, NH); 9.14 (1H, с, 
H-2); 8.78 (1Н, д, J = 9.0, H-9); 8.44 (1Н, д, J = 7.1, H-6); 8.29 (1H, с, H аром.); 7.91 
(1Н, д, J = 9.0, H аром.); 7.74–7.60 (3H, м, H аром.); 7.54 (1Н, т, J = 7.6, H-8); 7.34 
(1Н, д, J = 8.1, H аром.); 7.17 (2Н, д, J = 8.7, H аром.); 6.94 (1Н, т, J = 6.4, H-7); 
3.94 (3H, с, OCH3). Найдено, %: C 64.87; H 3.76; N 12.17. C25H17N4F3O2. 
Вычислено, %: С 64.93; H 3.71; N 12.12. 

10-(1H-Бензоимидазол-2-ил)-4-фенилпиримидо[4,5-b]индолизин (4a). Вы-
ход 68%. Т. пл. 224 °С. ИК спектр, ν, см–1: 3488. Cпектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 
12.30 (1Н, с, NH); 9.23 (1H, с, H-2); 9.13 (1Н, д, J = 9.2, H-9); 8.21 (1Н, д, J = 6.9, 
H-6); 7.77–7.58 (8H, м, H аром.); 7.16–7.12 (2H, м, H аром.); 6.82 (1Н, т, J = 6.9, 
H-7). Найдено, %: C 76.51; H 4.09; N 19.43. C23H15N5. Вычислено, %: С 76.44; 
H 4.18; N 19.38. 

10-(1H-Бензоимидазол-2-ил)-4-(4-метоксифенил)пиримидо[4,5-b]индоли-
зин (4b). Выход 83%. Т. пл. 258–260 °С. ИК спектр, ν, см–1: 3446. Cпектр ЯМР 1Н, 
δ, м. д. (J, Гц):  12.32  (1H, с, NH); 9.26 (1H, с, H-2); 9.04 (1Н, д, J = 10.0, H-9); 8.36 
(1Н, д, J = 8.0, H-6); 7.97–7.52 (7H, м, H аром.); 7.20–7.14 (2H, м, H аром.); 7.03 
(1Н, т, J = 8.0, H-7); 3.90 (3H, с, OCH3). Найдено, %: C 73.70; H 4.31; N 17.95. 
C24H17N5O. Вычислено, %: С 73.64; H 4.38; N 17.89. 
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НОВЫЙ  ПОДХОД  К  СИНТЕЗУ  ЧАСТИЧНО  ГИДРИРОВАННЫХ 
1,2a,5a,8a-ТЕТРААЗААЦЕНАФТИЛЕНОВ 
И  1,4а,5,9,8а-ПЕНТААЗАФЛУОРЕНОВ 

 
Ключевые слова: [1,2,4]триазоло[1,5-a]пиримидин, хлорангидрид 3-хлорпро-

пионовой кислоты, гетероциклизация, однореакторный синтез. 
 

Частично гидрированные [1,2,4]триазоло[1,5-a]пиримидины являются 
полифункциональными соединениями и способны легко реагировать с 
электрофильными реагентами [1–3]. В настоящей работе, используя это 
свойство, мы предлагаем однореакторные методы синтеза хлоридов 5-оксо- 
4,5,7,8-тетрагидро-3H,6H-1,2a,5a-триаза-8а-азониааценафтилена 3a,b и 2-
оксо- 1,2,3,4,5,6,7,8-октагидро-1,4а,5,9-тетрааза-8a-азониафлуорена 4a,b на 
основе реакции легкодоступных 4,5,6,7-тетрагидро[1,2,4]триазоло[1,5-a]-
пиримидинов 1a–d [1, 2] с хлорангидридом 3-хлорпропионовой кислоты (2). 
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1 a, b R = H, c, d R = NH2; 1a,c, 3a, 4a, R1 = Ph, 1b, 3b R1 = 4-ClC6H4, 

1d, 4b R1 = 4-MeOC6H4; 1a,b,d, 3a,b, 4b R2 = Ph, 1c, 4a R2 = Me 


