
П Iа –ж  
Б  

NH 	*2 	H)O,A  
+ R2—сн —сооН =*- 

– NH3  
N' 'N' 'NН , 

Ia–e 

оН  NT, NН 2 н  
II 

–  Н 20  

R 

ХИМИЯ  ГЕТЕРОЦИКЛИЧЕСКИХ  СОЕДИНЕНИЙ . — 1999. — N_ 7. — С . 934-936  

X. C. IIIихалиев , А . В . Ф aлалеев , Г . И . Ермолова , А . C. Соловьев  

ХИНАЗОЛИЛ -2-ГУАНИДИНЫ  
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1. ВЗАИМОДЕЙС TBИ E C АМИНОКИСЛОТАМИ  

Конденсацией  6(7) -R-4-метилхиназолил -2-гуанидинов  c a-аминокислотами  
синт eзиров aны  2-гидроксиимидазолы , а  c антраниловой  кислотой  — соответствую -
щие  4-гидроксихиназолины  . 

Нами  установлено , что  6(7) -R-4-метилхиназолил -2-гуанидины  Ia—e 
легко  конденсируются  c a-aмин oки cлот aми  при  кипячении  в  воде . Реакция  
идет  па  гуанидиновому  фрагменту  c выделением  аммиака  через  
промежуточное  образование  иминокислот  II. Последние  циклизуются  c 
отщеплением  воды  в  соответствующие  2- [6(7) -R 1  -4-метилхиназолил -2  ]ами -
но -5-гидрокси -4-А 2-имидазолы  IIIa—e. На  существование  последних  в  
гидроксиформе  (А ), a не  в  оксоформе  (Б ) указывают  данные  спектров  ПМР  

I—III а ,ж  R1 = H, б  R1 = 6-Ме , в  R1 = 6-ОМе , г  R1 = 6-OEt, д  R1 = 7-Ме , e R1 = 7-ОМе , 
a—e R2  = Н , ж  R2  = CH2Ph 

(табл . 1), в  которых  отсутствуют  сигналы  протонов  метиленовых  или  
метиновой  (в  случае  IIIж ) групп  имидазолинового  фрагмента . 

Аналогично  протекает  реакция  2-гуанидикохиназолинов  Iа—e c 
антраниловой  кислотой . B этом  случае  продуктами  циклизации  являются  
соответствующие  2-  [6(7) -R-4 -метилхиназолил -2  ]амино -4-гидроксихиназо -
лииы  IVа —e. 

4-Гидроксиформа  соединений  IVa—e согласуется  c литературными  
данными  [I, 2] и  подтверждается  спектрами  П MР  (табл . 1), в  которых  
наблюдается  сигнал  протона  только  одной  группы  NH, a сигнал  группы  ОН  
смещен  в  слабое  поле  и  перекрывается  мультиплетом  ароматических  
протонов . 
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Таблица  1 

Спектры  I1MP хиназолиламиноимидазолов  IIIa-ж  и  хиназолипаминохиказолинон  IVa-е  

Химический  сдвиг , 6, м . д . 

г ,75 (зн , c, 4' -снз );  3,68  (1 н , с , о н );  7,3...8,0  (5н , м , наром );  8,10  (2Н ,  yin.  
c, NH) 

2,41 ( З H, c, 6' -СНз ); 2,70 (ЗН , c, 4' -СНз ); 3,70 (1 Н , c, ОН ); 7,1...7,8 (4Н , м , 
Наром ); 8,15 (213, уш . c, NH) 

2,80 (З H, c, 4' -CНз ); 3,58 (1 Н , c, О К ) ; 3,95 (Зн , c, б ' -ОСНз ); 7,3...7,7 (4Н , м , 
Наром ); 8,10 (2Н , yш . c, NH) 

1,50 (ЗН , т , 6' -ОСН *СН *);  2,90 (З H, c, 4' -CНз ); 3,72 ( 1Н , c, OH); 4,32 (211 , т , 
б '-ОСН ,СНз ); 7,4 .. .7,9 (4Н , м , Наром ); 8,10 (2Н , yin.  c, NH) 

2,40 (ЗП , c, 7' -СНз ); г ,72 (ЗН , c, 4' -СНз ); 3,68 (1Н , c,  OH); 7,1...7,8 (411,  м , 
Наром ); 8,10 (2П , уш . С , NH) 

2,72 ( З H, c, 4' -СН 3); 3,71 (1н , c, OH); 3,91 ( З H, c, 7'-ОСНз ); 6,9...7,9 (4Н , м , 
Наром ); 8,10 (2Н , уш . c, NH) 

2,87 (ЗН , c, 4' -СНз ); 3,15 (1H, д ,  OH); 3,45 (2Н , д , СН 2); 7,2...8,1 (9Н , м , 
Наром ) ; 8,10 (2Н , уш . c, NH) 

2,80 (ЗН , c, 4' -СНз ); 6,4...8,1 (9Н , м , Н apoм , ОН ); 8,30 (1H, yin.  c, NH) 

2,40 ( З H, c, 6' -СНз ); 2,75 (ЗН , с , 4' -СНз ); 6,4...7,8 (8H, м , Наром ,  OH); 8,20 
(1H, yin.  c, NH) 
2,78 (ЗН , c, 4'-Снз ); 3,55 ( ЗН , c, 6'- ОСНз ); 6,4...7,9 (8H, м , Паром ,  OH); 8,30 
(1Н , yш . с , NH) 
1,52 ( З Н , т , 6' -OCH2CHz); 2,90 (зН , c, 4'- СНз ); 4,30 (2Н , т , 6' -ОСН 2СНз ); 
6,4...7,8 (8Н , м , Паром ,  OH); 8,30 (1H, yin.  c, NH) 

2,35 (З П , c, 7'- СНз ); 2,80 ( З H, c, 4'- СНз ); 6,4...7,7 (8H, м , Наром , OH); 8,30 
( 1 Н , yul. c, NH) 

2,75 (ЗН , c, 4' -С Hз ); 3,58 (ЗН , c, 7' -ОСНз ); 6,4...7,9 (8Н , м , Паром , OH); 8,20 
(1H, yin.  c, NH) 

IV a R1 = H, б  R1 = б -Ме , в  R1 = 6-ОМе , г  R1 = б -OEt, д  R1 = 7-Ме , е  R1 - 7-ОМе  

Характеристики  синтезированных  хиназолиламиноимидазолов  IIIa-ж  и  
хиназолиламинохиназолинов  IVa-e  представлены  в  табл . 2. 

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ  ЧАСТЬ  

Контроль  за  ходом  реакций  и  индивидуальностью  полученных  веществ  осуществляли  мето -

дом  ТСХ  на  пластинках  Silufol UV-254, элюект  метанол . Спектры  ПМР  снимали  на  приборе  Втикег  

АС -300 (300 МГц ) в  ДМСО -Дб , внутренний  стандарт  ТМС ; масс -спектры  получены  на  приборе  

LKB-9000, энергия  ионизирующни  электронов  70 эВ . 
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Таблица  2 

Характеристики  хиназолиламиноимидазолов  и  хиназолиламинохиназолинов  

Соню -  
нение  

Брутго -  
формула  

Найлено . %о  

Т г , °С  Выход , % 
Вычислено ,  % 

М ' С  H N 

lila  C12H11N5O 241 59.75 4.56 29.05 244...246 56 
241,25 59,57 4,71 28,93 

I116 C13M13N5O 255 61,18 5,10 27,45 269...271 66 
255,27 61,31 5,03 27,32 

Ша  C13H13N5O2 271 57.56 4 , 80 25.83 >350 71 
271,27 57,37 4,66 26,00 

IIIr C.14H15N5O2 285 5$.95, 24.56 244...246 55 
285,31 58,90 5,38 24,46 

IПд  С 1зН 1з NвО  255 б  1,18 5.10 27.45 199...201 81 
255,27 61,34 4,92 27,37 

П Iе  С 1зН 1з N502 271 57.56 4,80 25.83 258...260 70 
271,27 57,47 4,94 25,77 

УПж  C19Н 17N5O 330 69.09 4.85 21.21 234...236 27 
330,37 69,21 4,72 21,30 

IVa C17H1sN5O 303 67,33 4.29 23.10 255...257 20 
303,32 67,17 4,46 23,16 

IV6 С 18Н 15N50 317 68.14 4,73 22,08 205...207 50 
317,35 68,29 4,60 22,23 

IVs C18Н 15N5O2 333  64.86  4.51 21.02 3 15 ...3 1 6 46 
333,35 65,00 4,39 21,20 

IVr C19Н 17N5O2 347 65.71 4.90 20,17 1 98...200 37 
347,37 65,88 4,83 20,18 

IVд  C1 в M1sNs0 317 б 8,14 4,73 22,08 265...267 29 
317,35 68,29 4,85 22,10 

IVe C18H15N5O2 333 б 4,87 4.51 21.02 224...226 41 
333,35 65,00 4,39 21,13 

Исходные  6(7) -R-4-метилхияазолил -2-гуанидины  Ia—e синтезиров aны  по  известной  мето -

[2] 
2- [6(7) -R-4-Метилхиназолил -2] амияо -5-пщрокси -4-R2-в iиидазолы  (ПУа —ж ). Смесь  

0,01 моль  соответствующего  хиназолилгуанидина  Ia—е  и  0,012 моль  СХ -аминокислоты  в  100 мл  

воды  кипятят  4...6 ч , охлаждают , осадок  продукта  П I отфильтровывают  и  перекристаллизовывают  

из  диоксана . 

2- [6(7) -R-4-Метилхипазолил -2]  амино -4-гидроксяхиназоливы  (IVa—e). Смесь  0,01 моль  

соответствующего  хиназолилгуанидина  Iа —е  и  0,01 моль  антраниловой  кислоты  в  30 мл  диметил -

еульфоксида  выдерживают  при  100 °С  8...10 ч , охлаждают , вьининают  в  воду , осадок  продукта  IV 

отфильт pовывают  и  перекристаллизовьивают  из  диоксана . 
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