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СИНТЕЗ  ТРИАЗОЛОВ  И  TETРАЗОЛО B, 
КОНДЕНСИРОВАННЫХ  CO СПИРО  (БЕНЗО  [h] - 

ХИНАЗОЛИН - 5 , 1 ' -ЦИКЛОГЕКСАНОМ ) 

Конден caцией  3-R-4-оксо -2-тиоксо -1,2,3,4,5,6-гехсагидроспиро (бензо [h] хиназо - 
лин -5,1'-циклогексанов ) c 2-этаноламином ,3-пропаноламином  и  гидразингидра - 
том  синтезиров aны  соответствующие  2-эт aн oл aмин o-, 2-пропаноламино - и  2-гид -
разинопроизводные . Исходя  из  2-гидразинобензо  [h] хиназолинов , в  зависимости  от  
наличия  заместителя  в  положении  3, получены  триазолы  и  тетразолы , a- или  Ь -кон -
денсированные  c бензо  [h] хиназолинами . 

Ключевые  слова : бензо  [h] хиназолины  , гидразины , триазол , тетразол , конденса - 
цИЯ . 

Недавно  нами  было  сообщено  o синтезе  триазолов  и  тетразолов , 
конденси pованных  c бензо  [h ]хиназолинами  по  связи  c, которые  проявляют  
анксиолитические  свойства  [1 ]. Другие  производные  бензо  [hjxuuasonuua, 
спиросочлененные  c циклогексановьпк  циклом , проявляют  противоопухоле -
вую  активность  [2].  B продолжение  указанных  работ  в  настоящем  сообщении  
приводятся  данные  o синтезе  триазолов  и  т eтразолов , a- или  Ь -конденсиро - 
ванных  c бензо  [h ]хиназолинами . 

Kипячение  3-А -4-оксо -2-тиоксо -1,2,3,4,5,6- гексагидроспиро (бензо [h]- 
хиназолин -5,1'-циклогексанов ) (1a—c) в  избытке  /З -аминоэтанола  и  
y-аминопропанола  приводит  к  2- (8-оксиэт uламиво ) - и  2-(у -оксипропилами - 
но )-3-А -4-оксо -3,4,5,6-тетрагидтюспиро (бензо [h]хиназолин -5,1'-циклогехсанам ) 
2а —d и  За —d соответственно . 

Взаимодействием  c гидразингидратом  соединений  1 а —d синтезированы  
их  2-гидразинозамещенные  4а —d. 

2-Гидразино -4-oк co-3,4,5,6-тетрагидроспиро (бензо [h]хиназолин -5,1'-цикто -
пентан ) конденсируется  c ортомуравьиным  эфиром  c образованием  
6-oк co-1Н -7,8-дигидроспиро (бензо [h]триазоло [3,4-Ь ]хиназолин -7,1'-циклопен - 
тана )  [3].  Его  спиросочлененный  c циклогек caновым  кольцом  аналог  4a 
реагирует  подобным  образом  c ортомуравьиным  эфиром  или  нитритом  
натрия  в  кислой  среде , образуя  6-oк co-l Н -7,8-дигидроспиро (бензо [h]триазо -
ло [3,4-Ь ]хиназолин -7,1'-циклогексан ) (5) или  б -oк co-lН -7,8-дигид pocпи -
ро (бензо [h]тетразоло [5,4-Ь ]хиназолин -7,1'- циклогексан ) (6) соответствен - 
но . B сл yчае  соединений  4b—d, содержащих  в  положении  3 заместители , 
помучаются  4-з aм eщ eнны e 5-оксо -4,5,6,7-тетрагидроспиро (бензо [h]триазо - 
ло  [4,3-а  ]хиназолин -6,1'-циклогексаноны ) 7а —d и  4 -замещенные  5-oк co- 
4,5,6,7-тетрагидроспиро (бензо [h]т eтразоло [4,5-а ]хиназолин -б ,1'-циклогекса -
ноны ) 8a—с , в  которых  азолы  конденсированы  по  связи  a c 
бензо  [h ]хиназолиновьпи  циклом . 
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Характеристики  2-  (jЗ -оксиэтиламино ) - и  2-  (у -оксипропиламино ) -З -R-4 -оксо -3,4,5,6 -тстрагидроспиро  (бем 3о  [h]  хиназолин -5, 1  '- циклогексаНов ) 2 а -- д * и  3a—d 

Соеди - 
неггие  

Вр yтг o- 
формула  

Найдено , %о  
•  Т , пл ., 	С  НК  спекгр , 1/, см  

1 
 

Спектр  

ЯМР  1Н  (CDC13), С5, м . д ., КССВ  (J, I7д ) 

Выход , 

% 
Вычислено , % 

C Н  N 

2a C19H23N302  70 . 33 7.26 13.10 246-248 1.600 (С =Саром )+ 10.40 (1 Н , ш . c, NH); 7.30-8.15 (4H, м , С 6Н 4); 6.25 (1H, м , NH); 7 б  
70.13 7.12 12.91. 1660  (С =О ),  4.68 (1 Н , м ,  OH); 3.35-3.55 (4Н , м , NCH2CI-I2); 2.96 (2Н , c, б -СН 2); 

3200-3420 (NH, 0 I3) 1.10-2.60 (10Н , м , 2' - ,3' - ,4' - ,5' - ,6' -СН 2). 

2b C20H25N302  70 . 75 7.57  12.55 182-184 1610 ( С =Саром )+ 7.40-8.06 (41-1, м , С 61-14);  6.90 (1H, т , J = 7, NH); 4.58 (1 Н , т , J =7, 82 
70.78 7.42 12.38 1655 (C=O), OH); 3.65 (2Н , т , J = 7, ОСН 2); 3.55 (2Н , т , J = 7, NCH2); 3.30 ( ЗН , c, 

3200-3350 (NH, OH) NCH3); 2.95 ( 2Н , с , б -СН 2); 1.10-2.55 (10I3, м , 2' -,3'- ,4' - ,5' - ,6' -СН 2) 

2с  С 25Н 27N302 74.22 6.79 10 . 60 247-250 1610 (С =Свром )+ 7.25-8.15 (9Н , м , С 6Н 4 i  С 6Н 5); 5.40 (1 Н , м , NH); 4.50 (1 Н , м , OH); 62 
94.01 6.99 10.79 1660 (С =0), 3.40-3,60 (41I, м , NCH2CH2); 3.00 (2Н , с , 6-СН 2); 1.00-2.60 (10Н , 

3250-3420 (NH, OH)  м , 2' -, З '- ,4' - ,5' - , б '- СН 2) 

2d C261j29N302 74.60 7 . 11 10.27 175- 1 77 1600 ( С =С аром ), 7.40-8.20 (9I-I, м , С 6H4, C6I-I5); 6.68 (1H, м , NH); 5.23 (2H, c, 96 
74.41 7.24 10.41 1660 (С =0 )., 3200— Ç,1Z2C6H5); 4.49 (1H, м , 01-I); 3.45-3.65 (4H, м , NСН 2СН 2); 3.00, (2Н , 

3430 (NH, OH) c, б -СН 2); 1.20-2.65 (10Н , м , 2' - ,3' - ,4' - ,5' - , Ь ' -СН 2) 

За  С 20Н 25N302  70.89 L.  12.22 190- 1 92 1605 (С =С аром ), 7.20-8.10 (4Н , м , Ç6Н 4); 6.89 (1H, т , J= Ь , NH); 4.43 (1 Н , т , J = 6, 87 
70.78 7.42 12.38 1650 (С =О ), OH); 3.45-3.60 (4 Н , м , NCH2, ОСН 2); 2.95 (2H, с , 6-СН 2); 

. 3200-3430 (NH, OH) 1.10-2.60 (121-I, м , 2' - , З ' - ,4' - ,5'-,6'- СН 2, NCH2CI-I,) 

3b C21H27N302 71.24  11.98 194-195 1600 ( С =Саром ), 7.03-8.23 (4Н , м , С 6Н 4); 5.37 (1 Н , м , NI-I); 3.40-3.90 (4Н , м , 88 
71.36 

L.  88 
7..70 11.89 1650 (С =0), NCH2OCH2); 3.27 ( З Н , с , NCH3); 2.90 (2Н , с , 6-СН 2); 1.00-2.73 

3200-3400 (NH, OH) (12Н , м , 2' - , З ' - ,4' - ,5'-6'- СН 2, NCH2*2) 

Эс  С 26Н 29N302  74.20  6.89 10.59 264-266 1600 (С =С ароЛ ,г ), 7.10-8.20 (9Н , м , С 6Н 4, С 6Н 5); 5.47 (1 Н , т , J = 6 , NH); 4.27 (1 Н , т , 71 
74.01 6.99 10.79 1655 (С =0), J = 6, ОН ); 3.40— 3.64 (4Н , м , NCH2, ОСН 2); 2,9 З  (2Н , с , 6 -СН 2); 

3250-3450 (NH, OH) 1.00-2.70 (12Н , м , 2' - ,3' -,4'- ,5'- , б ' -СН 2, NCH2 	LI ) 

3d С 27Н 31N302 74.98  L.  138-140 1605 ( С =Саром )+ 7.20-8.20 (9Н , м , С 6Н 4, С 6Н 5); 5.20 (2Н , с , 	I32C6H5); 5,03 ( 1 Н , т , 94 
74.79 7.48 10.06 1650 ( С =0), J = 6, NH); 3.66 (2Н , т , J = б , ОСН 2), 3.50 (2H, т , J = 6, NCI-I2); 3.03 

3180-3330 (NH, OH) (2Н , с , 6-СН 2); 1.10-2.83 (12Н , м , 2' - ,3' - ,4' - ,5'-,6'-СН 2, NCH2U2) 

Масс -спектр , т /г  (I, %о ); М +  402(28), 401(100), 359(9), 358(35), 357(16 , 345(12), 332(5), 328(5), 314(8), 302(6), 301(29), 77(12). 



* 	 Т ; а  б  л  и  ц ; а  1 
гю  

Характеристики  2-  4В -оксиэтиламино ) - и  2-  (у -оксипропиламино )  - Э -R-4 -оксо - Э ,4,5,6 -тетрагидроспиро  (бензо  [Iz] хиназолин -5,  1  '-циклогексаНов ) 2a-d* и  За -'-d  

Соеди - 
нение  

Брутга -  
формула  

Найдено  % 

Т • пЛ •+ ** ИК  спектр , 1/, см - 
1  Спектр  

ЯМР  1Н  (CDC13), а ,  м . д ., KCCß (J, 1Уд ) 
Выход , 

% 
Вычислено ,  % 

C Н  N 

2a C19H23N302  70.33  7.26  13 .10  24б -248 1600 (C=Саром ), 10.40 (1 Н , ш , с , NH); 7 . 30-8.15 (4Н , м , С 6Н 4); 6.25 (1 Н , м , NH); 76 
70.13 7.12 12.91 1660 ( С =0 ), 4.68 ( 1 Н , м , ОН ); 3.35-3.55 (4Н , м , NСН 2СН 2); 2.96 (2Н , с , 6 -СН 2); 

3200-3420 (NH, OH) 1.10-2.60 (10Н , м , 2' - ,3' - ,4' - ,5' - ,6' -CI-I2) 

.2 Ь  C20H25N3O2  70.75  7 . 57 12.55 182-184 1 Ы 0 (C=Саром ), 7.40-8.06 (4Н , м , C6I-I4); 6.90 (1H, т , J = 7, NH); 4.58 (1H, т , J = 7, 82 
70.78 7.42 12.38 1655 (C=0), OH); 3.65 (2Н , т , J = 7, ОСН 2); 3.55 (2H, т , J = 7, NCH2); 3.30 ( З Н , с , 

3200-3350 (NH, OH) NCH3); 2.95 (2Н , с , б -СН 2); 1.10-2.55 ,(10Н , м , 2' - ,3' - ,4' - ,5' - ,6' -СН 2) 
2 с  С 25Н 27N302  74.22 6.79  10.60  247-250 1610 ( С =Саром ), 7.25- 8 .1 5 (9Н , м , С 6Н 4, С 6Н 5); 5.40 (1 Н , м , NH); 4.50 (1 Н , м , OH); 62 

74.01 6.99 10.79 1660 (C=0), 3.40-3.60 (4H, м , NCH2CH2); 3.00 (2Н , c, 6-СН 2); 1.00-2.60 (10Н , 
3250-3420 (NH, OH) м , 2' - ,3' - ,4' - ,5' - ,6' -СН 2) 

2 д  С 26Н 29N302  74.60 7.11 10.27 175-177 1600 (C=Саром )> 7.40-8.20 (9Н , м , C6Н 4, С 6Н 5); 6.68 (1 Н , м , NH); 5.23 (2Н , с , 96 
74.41 7.24 10.41 1660 (C=0 ), 3200- ÇkI2 С 6Н 5); 4.49 (1H, м , OH); 3.45- 3. 65 (4H, м , NCH2CH2); 3.00 (2Н , 

3430 (NH, OH) c, 6 -СН 2); 1.20-2.65 (10 Н , м , 2' - ,3' - ,4' - ,5' - , Ь ' -СН 2) 

За  С 20Н 25N302 70.89 7 . 56 12.22 190-192 1605 ( С =Саром )> 7.20-8.10 (4Н , м , С 6Н 4); 6.89 ( 1 Н , т , J = 6, NH); 4.43 (1 Н , т , J = б , 87 
70.78 7.42 12.38 1650 (C=0), OI-I); 3.45-3.60 (4Н , м , NСН 2, ОСН 2); 2.95 (2Н , с , 6-СН 2); 

3200-3430 (NH, OH) 1.10-2.60 (12Н , м , 2' - , З ' - ,4' - ,5'-,6' -СН 2, NСН 2 Г*Н  ) 
З Ь  С 21Н 27N302 71.24 7.88 11.98 194- 1 95 1600 (C=Саром )+ 7.03-8.23 (4Н , м , С 6Н 4); 5.37 (1 Н , м , NH); 3.40-3.90 (4Н , м , 88 

71.36 7.70 11.89 1650 (C=0), NCH2OCH2); 3.27 ( З H, с , NCH3); 2.90 (2Н , с , б -СН 2); 1.00-2.73 
3200- З 400 (NH, OH) (12Н , м , 2' - ,3' - ,4' - ,5'-6' -СН 2, NСН 2ГН  ) 

Эс  С 26Н 29N302  74.20 6 . 89 10.59 264-266 1600 ( С =С aром ), 7.10-8.20 (9Н , м , С 6Н 4, С 6I-I5); 5.47 (1 Н , т , J = б , NH); 4.27 (1 Н , т , 71 
74.01 6.99 10.79 1655 (C=0 ), J = 6, OH); 3.40- 3.64 (4Н , м , NCH2 , ОСН 2); 2.93 (2Н , c, б -CH2); 

3250-3450 (NH, OH) 1.00-2.70 (12Н , м , 2' - ,3' - ,4' - ,5'-,6' -СН 2, NCH2 Н 2) 

3d C27H31N3O2 74.98 7 . 30 9.85 138- 1 40 1605 (C=Саром )+ 7.20-8.20 (9Н , м , С 6Н 4, С 6Н 5); 5.20 (2Н , c, QI2СЬН 5); 5,03 (1H, т , 94 
74.79 7.48 10.06 1650 (C=0 ), J = 6, NI3); 3.66 (2H, т , J = 6, ОСН 2), 3.50 (2Н , т , J = 6, NCH2); 3.03 

3180-3330 (NH, OH) (2Н , с , б -CH2); 1.10-2.83 (12Н , м , 2' - ,3' - ,4' - ,5' - , б ' -СН 2, NCH2 Н 2) 

Масс -спектр , т /г  (l, %о ); М +  402(28), 401(100), 359(9), 358(35), 357(16), 345(12), 332(5), 328(5), 314(8), 302(6), 301(29), 77(12). 



2a–d 1a–d За –d 

7a–с 	 8a–c 

1-4  а  R  =  H,  bR=Me,cR =Ph, d R = СН 2Р h; 7,8  а  R =  Ме , Ь  R = Ph,  с  R = СН 2Р h 

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ  ЧАСТЬ  

ИК  спектры  сняты  на  приборе  UR-20 (в  вазелиновом  масле ), спектры  ЯМР  1Н  — на  спектро -
метрах  Varian T-б 0 и  ца riап  Мегсигу -300 в  дейтерироваиных  растворителях , внутренний  стандарт  
ТМС  или  ГМДС . Масс -спектры  получены  на  спектрометре  МХ -1321А . ТСХ  проведена  на  пластин -

ках  8ilufol UV-254, проявитель  — пары  иода . 

Характеристики  синтезированикпс  соединений  2,3  приведены  в  табл . 1, 7,  8—  в  табл . 2. 

3-R-2-(В -®ксиэгиламино ) -4-оксо -3,4,5, б -тетрагидроспиро (бензо  [h] хиназолин -5,1'-цикло -

гексаны ) (2а —d). Смесь  0.01 моль  соединения  1a—d и  20 мл  этаноламина  кипятят  c обратным  

холодильником  25 ч . Ре aкционн yю  массу  охлаждают , добавляют  50 мл  воды , вьшавшие  кристал -

лы  продукта  2а —д  отфильтроиьпаают  и  перекристаллиаовьпзают  из  этанола . 

3-R-2-(у -Оксипроикламнно )-4-оксо -3,4,5, б -тетрагидроспиро (беизо [h]кихазолии -5,1'-цик - 
логексаикг ) (За —d). Получают  аналогично  соединению  2а —d исходя  из  производных  хиназолина  

1a—d и  У -аминопропанола . 

3 -R-2-Гидразино -4-оксо -3,4,5, б -тетрагидроспиро (бензо [h] хиназолин -5,1'- циклогекса - 
ны ) (4a—d). Смесь  0.02 моль  соединения  1 а  —d, 30 мл  гидразингидрата  и  150 мл  бутанола  
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кипятят  c обратным  холодильником  20 ч . Реакционную  массу  охлаждают , вьшавший  осадок  
продукта  4 отфильтровывают , промьшают  водой , этанолом  и  сушат  на  воздухе . 

Соединение  4a. Выход  81%. T. пл . 292-294' С . ИУ  спектр : 1605 (С =Саром ), 1655 ( С =0), 
3200 см  1  (NH, NH2). Найдено , %: С  68.70; Н  6.62; N 18.89. С 17Н 2о N40_ Вычислено , %: C 68.89; 
H 6.80; N 18.90. 

Соединение  4b. Выход  76%. T. пл . 203-204 ° С . ИК  спектр : 1600 (С =Саром ), 1660 (C=0), 
3200 см 1  (NH, NH2) • Найдено , %: С  69.80; Н  7.02; N 18.89. С 18Н 22N40. Вычислено , %: C 69.65; 
Н  7.14; N 19.05. 

Соединение  4c. Выход  72%. Т . пл . 230-233 °С . Rf 0.55 (этилацетат —ггксан , 4 : 1). 
ИК  спектр : 1605 (С =Саром ), 1660 ( С =О ), 3210 см  1  (NH, NH2). Найдено , %: С  74.11; H 6.35; 
N 15.23. С 23Н 24N40. Вычислено , %: C 74.17; H 6.49; N 15.04. 

Соединение  4d. Выход  95%. T. пл . 196-197 ° С . Rf 0.59 ( этилацетат —ггксан , 3 : 2). 
ИК  спектр : 1600 (С =Варом , 1655 (C=0), 3200 см  1  (NH, NH2). Найдено , %: С  74.71; H 6.92; 
N 14.69. С 24Н 26N40. Вычислено , %: С  74.58; H 6.78; N 14.50. 

б -Оксо -1Н -7,8-дигидроспиро (бензо [h]триазало [3,4-Ь ] хипазолин -7,1'-циклогексан ) (5). 
Смесь  3 г  (0.01 моль ) соединения  4а , 30 мл  ортомуравьиного  эфи pа  и  30 мл  бутанола  кипятят  c 
обратным  холодильником  6 ч . Реакционн yю  массу  охлаждают , иьшавший  осадок  отфильтровы -
вают  и  перекристаллизовывают  из  бутанола . Получают  2.6 г  (86%)  продукта  5. T. пл . 363-365' С . 
Rf 0.56 (хлороформ —ацетон ,  6:5).   Спектр  ЯМР  1Н  (пиридин -д 5) : 8.93 (1 Н , c, 4-СН ) ; 7.30-8.53 
(4Н , м , С 6Н 4); 3.13 (2H, c, 8-СН 2); 1.20-3.00 м . д . (10Н , м , 2'-,3'-,4'-,5'-,6'- СНг ) • Найдено , %: 
C 70.72; H 6.07; N 18.16. С 18Н 18N40. Вычислено , %: C 70.57; H 5.92; N 18.29. 

4-R-5- Оксо -6,7-дигидрпоспиро (б eнз o[н ] триазоло [4,3-а ]хиназолин - б ,1'-циклогексаны ) 
(7а —с ). Получают  аналогично  соединению  5 исходя  из  производны x хиназолинона  4b—d. 

б -Oк co-1Н -7,8-дигидроспиро (бензо [h] тетразоло [5,4-Ь ]хиназолин -7,1'- циклогексан ) (6). 
K смеси  3 г  (0.01 моль ) cоединения  4а  и  60 мл  ледяной  уксусной  кислоты  при  перемешив aнии  по  
каллпм  доб aвляют  раствор  1 г  (0.014 моль ) азоаистокислого  натра  и  10 мл  воды _ Перемеппчвание  

продолжают  при  комнатной  температуре  30 мин . Выпавпгий  осадок  отфильтровывают , промывают  

водой  и  перекристаллизонывают  из  бутанола . Получают  2 г  (б 5%) продукта  6. Т . аал . 227-229 ° С . 

Rf 0.45 (хлороформ —aцетон —пиридин ,  6:5:  1) . Спектр  ЯМР  1Н  (пи pидин -д 5) : 7.00-8.40 (4Н , 

м , СЬН 4); 3.00 (2Н , c, 8-СНг ); 1.03-2.83 (10Н , м , 2'-,3'-,4'-,5'-,6'- СНг ). Найдено , %: C 66.57; 

H 5.68; N 22.65. C17H17N5O. Вычислено , %: C 66.43; Н  5.58; N 22.79. 

4-R-5-O к co- б ,7-дигидроспиро (бензо [h] тетразоло [1,5-а ] хиназа  ив -6,1'-циклогексапьа ) 
(8а — с ). Получают  аналогично  соединению  б  исходя  из  производных  киназолина  4b—d соответ -

ственно . 
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