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Íà îñíîâå ýòèëîâîãî ýôèðà 4�-àìèíî-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòà-

ëèí]-3�-êàðáîíîâîé êèñëîòû ðàçðàáîòàí ìåòîä ñèíòåçà 7,10-äèìåòèë-2-òèîêñî-2,3-äèãèä-

ðî-1Í-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6Í )-îíà. Âçàèìîäåéñòâèåì ïîñëåä-

íåãî ñ ðàçëè÷íûìè àëêèë(áåíçèë)ãàëîãåíèäàìè ñèíòåçèðîâàí íîâûé ðÿä áåíçî[h]õèíàçî-

ëèíîâ, ñîäåðæàùèé â áåíçîëüíîì êîëüöå ìåòèëüíûå çàìåñòèòåëè. Èññëåäîâàíû àíòèäå-

ïðåññèâíàÿ, ïðîòèâîñóäîðîæíàÿ è àíòèáàêòåðèàëüíàÿ àêòèâíîñòü.

Êëþ÷åâûå ñëîâà: áåíçî[h ]õèíàçîëèí; äèãèäðîíàôòàëèí; áåíçîêñàçèí; àíòèìîíîàìè-

íîêñèäàçíàÿ; ïðîòèâîñóäîðîæíàÿ àêòèâíîñòü.

Áåíçî[h ]õèíàçîëèíû ïðîÿâëÿþò ïðîòèâîîïóõîëåâóþ [1 – 5] è ïñèõîòðîïíóþ [6, 7] àêòèâíîñòü. Ïðåäñòàâëÿ-

ëîñü èíòåðåñíûì ñèíòåçèðîâàòü ïðîèçâîäíûå áåíçî[h ]õèíàçîëèíîâ, ñîäåðæàùèõ â áåíçîëüíîì êîëüöå ìåòèëü-

íûå ãðóïïû, äëÿ èçó÷åíèÿ èõ ôàðìàêîëîãè÷åñêèõ ñâîéñòâ. Â íàñòîÿùåé ðàáîòå ïðåäëîæåí ýôôåêòèâíûé ìåòîä

ñèíòåçà êëþ÷åâîãî ñîåäèíåíèÿ �-àìèíîýôèðà äèãèäðîíàôòàëèíîâîãî ðÿäà III, ñîäåðæàùåãî â áåíçîëüíîì êîëü-

öå ìåòèëüíûå çàìåñòèòåëè. Óêàçàííûé àìèíîýôèð äîëæåí áûë ñëóæèòü áàçîé äëÿ ñèíòåçà äèãèäðîáåíçî[h ]õè-

íàçîëèíîâ, ñïèðîñâÿçàííûõ ñ öèêëîïåíòàíîì. Ñèíòåç ýòèë 4�-àìèíî-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-

íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàòà (III) îñóùåñòâëåí êèñëîòíîé öèêëèçàöèåé ýòèë öèàíî[1-(2,5-äèìåòèëáåíçèë)öèêëî-

ïåíòèë]àöåòàòà (II), ïîëó÷åííîãî âçàèìîäåéñòâèåì 2,5-äèìåòèëáåíçèëìàãíèéõëîðèäà ñ ýòèëîâûì ýôèðîì 2-öè-

àí-2-öèêëîïåíòèëèäåíóêñóñíîé êèñëîòû (I).

Àìèíîýôèð III ñ õëîðàíãèäðèäàìè êàðáîíîâûõ êèñëîò îáðàçóåò ñîîòâåòñòâóþùèå àìèäû IV – IX, à ñ èçáûò-

êîì áåíçîèëõëîðèäà îáðàçîâàâøèéñÿ àìèä ïîäâåðãàåòñÿ âíóòðèìîëåêóëÿðíîé öèêëèçàöèè â áåíçîêñàçèí X, êè-

ïÿ÷åíèåì ïîñëåäíåãî ñ ãèäðàçèíãèäðàòîì ïîëó÷åí 3-àìèíî-7,10-äèìåòèë-2-ôåíèë-3H-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçî-

ëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6Í )-îí (XI). Íàìè ïîêàçàíî, ÷òî àìèíîýôèð III ïðè ùåëî÷íîì ãèäðîëèçå ñ êèïÿ÷åíèåì

â òå÷åíèå 3 ÷ â âîäíî-ñïèðòîâîì ðàñòâîðå âìåñòî îæèäàåìîé 4�-àìèíî-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåí -

òàí-1,2�- íàôòàëèí]-3�-êàðáîíîâîé êèñëîòû, âñëåäñòâèå ãèäðîëèçà àìèííîé è ñëîæíîýôèðíîé ãðóïï ñ ïîñëåäóþ-

ùèì äåêàðáîêñèëèðîâàíèåì, äàë 5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-4�(3�Í )-îí (XII).

Íàãðåâàíèåì àìèíîýôèðà III ñ áåíçîèëèçîòèîöèàíàòîì ïîëó÷åí ýòèë 4�-{[(áåíçîèëàìèíî)êàðáîíîòèîèë]àìè-

íî}-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàò (XIII), öèêëèçóþùèéñÿ ïîä äåéñòâèåì

ùåëî÷è â 7,10-äèìåòèë-2-òèîêñî-2,3-äèãèäðî-1Í-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6Í )-îí (XIV).

Ïîñëåäíèé ñ àëêèë(áåíçèë)ãàëîãåíèäàìè â ñðåäå ýòàíîëà îáðàçóåò àëêèë(áåíçèë) çàìåùåííûå áåíçî[h ]õèíàçî-

ëèíû XV – XVIII. Íàëè÷èå ïåðâè÷íîé àìèíî- è ñëîæíîýôèðíîé ãðóïï â äèãèäðîíàôòàëèííîì êîëüöå àìèíî-

ýôèðà III ïîçâîëèëî (êîíäåíñàöèåé ñ ôîðìàìèäîì è ñ êàïðîëàêòàìîì) îñóùåñòâèòü ñèíòåç êîíäåíñèðîâàííûõ

ñïèðîáåíçî[h ]õèíàçîëèíîâ XIX è XX.

Âçàèìîäåéñòâèåì ñïèðîáåíçî[h ]õèíàçîëèíà XIV ñ ãèäðàçèí ãèäðàòîì ñèíòåçèðîâàí 2-ãèäðàçèíèë-7,10-äèìå-

òèë-3H-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6H )-îí (XXI), êîòîðûé ñ íèòðèòîì íàòðèÿ â ñðåäå óêñóñ-

íîé êèñëîòû öèêëèçóåòñÿ â 1,4-äèìåòèë-5Í-ñïèðî[áåíçî[h ]òåòðàçîëî[5,1-b ]õèíàçîëèí-6,1�-öèêëîïåíòàí]-

7(12H )-îí (XXII) â 2 ñòðóêòóðíûõ ôîðìàõ â ñîîòíîøåíèè 75 è 25 % ñîîòâåòñòâåííî. Ðåàêöèÿ ãåòåðîöèêëèçàöèè

XXI ñ ñåðîóãëåðîäîì â ïèðèäèíå îáðàçóåò 9-ìåðêàïòî-1,4-äèìåòèë-5Í-ñïèðî[áåíçî[h ][1,2,4]òðèàçîëî[3,4-b ]õè-
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íàçîëèí-6,1�-öèêëîïåíòàí]-7(12H )-îí (XXIII), à ñ îðòîìóðàâüèíûì ýôèðîì (ïðè êèïÿ÷åíèè â òå÷åíèå 3 äíåé) —

1,4-äèìåòèë-5H-ñïèðî[áåíçî[h ][1,2,4]òðèàçîëî[3,4-b ]õèíàçîëèí- 6,1�-öèêëîïåíòàí]-7(12H )-îí (XXIV).

IV: R = CH3; V: R = C2H5; VI: R = C3H7; VII: R = C6H5; VIII: R = CH2C6H5; IX: R = CH2Cl.

XV: R
1

= CH3; XVI: R
1

= C2H5; XVII: R
1

= CH2C6H5; XVIII: R
1

= CH2CONH2.
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Ýêñïåðèìåíòàëüíàÿ õèìè÷åñêàÿ ÷àñòü

ÈÊ-ñïåêòðû ñíÿòû íà ñïåêòðîìåòðå “UR-20” (â âàçåëèíîâîì ìàñëå), ñïåêòðû ßÌÐ 1Í — íà ïðèáîðå “Mercury

300”, Varian (300, 077 ÌÃö) â (ÄÌÑÎ-d
6
), âíóòðåííèé ñòàíäàðò — ÒÌÑ. Òîíêîñëîéíàÿ õðîìàòîãðàôèÿ ïðîâåäå-

íà íà ïëàñòèíêàõ “Silufol UV-254”� â ñèñòåìå õëîðîôîðì — ýòàíîë, 1:1, ïðîÿâèòåëü — ïàðû éîäà. Òåìïåðàòóðû

ïëàâëåíèÿ îïðåäåëåíû íà ïðèáîðå “Boetius”. Äàííûå ýëåìåíòíîãî àíàëèçà ñîîòâåòñòâóþò âû÷èñëåííûì çíà÷å-

íèÿì.

Ýòèëöèàíî[1-(2,5-äèìåòèëáåíçèë)öèêëîïåíòèë]àöåòàò (II). Ê ýôèðíîìó ðàñòâîðó ðåàãåíòà Ãðèíüÿðà, ïîëó-

÷åííîãî èç 1,51 ã (63 ììîëü) ìàãíèÿ è 6,18 ã (40 ììîëü) 2,5-äèìåòèëáåíçèëõëîðèäà â 40 ìë àáñîëþòíîãî ýôèðà

ïðè ñëàáîì êèïåíèè, ïðèáàâëÿþò ïî êàïëÿì ðàñòâîð 6,60 ã (40 ììîëü) öèàíîýôèðà I â 40 ìë àáñîëþòíîãî áåíçî-

ëà. Ïîñëå ÷åãî ïðè ïåðåìåøèâàíèè íàãðåâàþò â òå÷åíèå 2 ÷ ïðè òåìïåðàòóðå 42 – 45 °C. Îõëàæäàþò ëåäÿíîé âî-

äîé, ïðèáàâëÿþò ïî êàïëÿì ñåðíóþ êèñëîòó (20 % ðàñòâîð) è ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå äî ïîë-

íîãî ðàçëîæåíèÿ êîìïëåêñà. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé îòäåëÿþò, âîäíûé — ýêñòðàãèðóþò ýôèðîì, ïðèñîåäèíÿþò ê îñ-

íîâíîìó ñëîþ, äâàæäû ïðîìûâàþò âîäîé è ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíèÿ. Ïîñëå îòãîíêè ðàñòâîðèòåëÿ îñòàòîê

ïåðåãîíÿþò â âàêóóìå ñ 10 ñì äåôëåãìàòîðîì. Ïîëó÷àþò 10,40 ã (87 %) ñîåäèíåíèÿ II, T
êèï.

190 – 192 °C/3 ìì.

C
19

H
25

NO
2
. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì–1, 1610 (C=C àðîì), 1750 (Ñ=O), 2260 (Ñ=N). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d

6
), �, ì.ä.: 1,29

(ò, 3Í, J 7,1 Ãö); 1,30 – 1,56 (ì, 8Í, C
5
H

8
); 2,34 (ñ, 6Í, 2ÑÍ

3
); 2,47 (ñ, 2Í, CH

2
C

6
H

5
); 3,30 (ì, 1Í); 4,15 – 4,20 (ê,

2Í, ÎCH
2
ÑÍ

3
, J 7,1 Ãö); 6,93 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, Ñ

6
Í

2
); 7,02 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, Ñ

6
Í

2
).

Ýòèë-4�-àìèíî-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàò (III). Â ðåàêöèîí-

íóþ êîëáó ïîìåùàþò 4,78 ã (16 ììîëü) ýòèëîâîãî ýôèðà II è ïðè ïåðåìåøèâàíèè èç êàïåëüíîé âîðîíêè ïðèáàâ-

ëÿþò 8 ìë êîíöåíòðèðîâàííîé ñåðíîé êèñëîòû (ïðè îõëàæäåíèè âîäîé ïîääåðæèâàþò òåìïåðàòóðó ðåàêöèîííîé

ñìåñè â èíòåðâàëå 25 – 30 °C). Ïî îêîí÷àíèè ïðèêàïûâàíèÿ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â

òå÷åíèå 3 ÷. Ïîñëå ÷åãî ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò íà 120 ã ëüäà. Âûïàâøèå êðèñòàëëû îòôèëüòðîâûâàþò,

ïðîìûâàþò âîäîé, çàòåì ïðèáàâëÿþò ê íåé 60 ìë âîäû è 6 ìë âîäíîãî àììèàêà, ýêñòðàãèðóþò ýôèðîì. Ïîñëå îò-

ãîíêè ðàñòâîðèòåëÿ îñòàòîê ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ñìåñè ýòàíîë — âîäà, 2:1. Ïîëó÷àþò 3,44 ã (72 %) ñîåäè-

íåíèÿ III, T
ïë.

110 °C. C
19

H
25

NO
2
. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605 (C=C, àðîì), 1760 (Ñ=O), 3000 – 3200 (NH).

ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.; 1,20 – 1,90 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 1,34 (ò, 3Í, J 7,1 Ãö, CH

3
); 2,34 (3H, ñ, ÑÍ

3
); 2,48 (3H, ñ,

ÑÍ
3
); 2,51 (2H, ñ, ÑÍ

2
); 4,17 (ê, 2Í, J 7,1 Ãö, OCH

2
); 6,68 (óø. ñ, 2H, NH

2
); 6,90 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 6,98 (ä, 1Í,

J 7,8 Ãö, C
6
H

2
).

Ýòèë-4�-(àöèëàìèíî)-5�,8�-äèìåòèë-1�H-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàòû (IV – IX).

(Îáùàÿ ìåòîäèêà). Ñìåñü 6,24 ã (20 ììîëü) àìèíîýôèðà III, 20 ììîëü ñîîòâåòñòâóþùåãî õëîðàíãèäðèäà è 30 ìë

àáñîëþòíîãî áåíçîëà êèïÿòÿò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì 4 ÷. Ïîñëå îòãîíêè ðàñòâîðèòåëÿ îñòàòîê ïåðåêðèñòàë-

ëèçîâûâàþò èç ýòàíîëà.

Ýòèë-4�-àöåòàìèäî-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1, 2�-íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàò (IV). Âûõîä

5,59 ã (82 %), T
ïë.

180 °C. C
21

H
27

NO
3
. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1600 (C=C àðîì), 1660 (Ñ=O àìèä), 1750 (Ñ=O), 3220

(NH). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,18 – 1,71 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 1,32 (ò, 3Í, J 7,1 Ãö, CH

3
); 1,86 (ñ, 3Í, ÑÎCH

3
);

2,34 (6H, ñ, ÑÍ
3
); 2,78 (2H, óø. ñ, ÑÍ

2
); 4,19 (ê, 2Í, J 7,1 Ãö, OCH

2
); 6,80 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 6,92 (ä, 1Í, J

7,8 Ãö, C
6
H

2
); 9,01 (ñ, 1Í, NH).

Ýòèë-4�-ïðîïèîíàìèäî-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàò (V). Âûõîä

2,9 ã (79 %) àìèäà V, T
ïë.

195 °C. C
22

H
29

NO
3
. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605 (C=C àðîì), 1650 (Ñ=O àìèä), 1760 (Ñ=O),

3220 (NH). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,20 – 1,72 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 1,34 (ò, 3Í, J 7,1 Ãö, CH

3
); 1,90 (ñ, 3Í,

ÑÎCH
3
); 2,27 (ì, 2Í, ÑÎCH

2
CH

3
); 2,31 (6H, ñ, ÑÍ

3
); 2,80 (2H, óø. ñ, ÑÍ

2
); 4,20 (ê, 2Í, J 7,1 Ãö, OCH

2
); 6,82 (ä,

1Í, J 7,8 Ãö, C
6
H

2
); 6,94 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 9,02 (ñ, 1Í, NH).

Ýòèë-4�-áóòèðàìèäî-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàò (VI). Âûõîä

5,32 ã (75 %) àìèäà VI, T
ïë.

210 °C. C
23

H
31

NO
3
. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1610 (C=C àðîì); 1640 (Ñ=O àìèä), 1750

(Ñ=O), 3210 (NH). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,22 – 1,70 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 1,33 (ò, 3Í, J 7,1 Ãö, CH

3
); 1,67 (ì,

2Í, ÑÎCH
2
CH

2
CH

3
); 2,27 (ì, 2Í, ÑÎCH

2
CH

2
CH

3
); 2,31 (6H, ñ, ÑÍ

3
); 2,82 (2H, óø. ñ, ÑÍ

2
); 4,19 (ê, 2Í, J 7,1 Ãö,

OCH
2
); 6,80 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 6,92 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 9,04 (ñ, 1Í, NH).

Ýòèë-4�-áåíçàìèäî-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàò (VII). Âûõîä

3,54 ã (85 %) àìèäà VII, T
ïë.

165 °C. C
26

H
29

NO
3
. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605 (C=C àðîì), 1650 (Ñ=O àìèä), 1740

(Ñ=O), 3220 (NH). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,20 – 1,78 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 1,34 (ò, 3Í, J 7,1 Ãö, CH

3
); 2,48 (6H,

ñ, ÑÍ
3
); 2,80 (2H, óø. ñ, ÑÍ

2
); 4,22 (ê, 2Í, J 7,1 Ãö, OCH

2
); 6,88 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 6,94 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
);

7,23 – 7,33 (ì, 5Í, C
6
H

5
); 9,01 (ñ, 1Í, NH).

Ýòèë-4�-(2-ôåíèëàöåòàìèäî)-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàò (VIII).

Âûõîä 3,70 ã (86 %) àìèäà VIII, T
ïë.

170 °C. C
27

H
31

NO
3
. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1610 (C=C àðîì), 1640 (Ñ=O àìèä),

1750 (Ñ=O), 3210 (NH). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,22 – 1,78 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 1,34 (ò, 3Í, J 7,1 Ãö, CH

3
); 2,48

(6H, ñ, ÑÍ
3
); 2,80 (2H, óø. ñ, ÑÍ

2
); 3,85 (2H, ñ, ÑÍ

2
C

6
H

5
); 4,22 (ê, 2Í, J 7,1 Ãö, OCH

2
); 6,86 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
);

6,92 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C
6
H

2
); 7,22 – 7,34 (ì, 5Í, C

6
H

5
); 9,02 (ñ, 1Í, NH).
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Ýòèë-4�-(2-õëîðàöåòàìèäî)-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-3�-êàðáîêñèëàò (IX).

Âûõîä 2,92 ã (75 %) àìèäà IX, T
ïë.

170 °C. C
21

H
26

ClNO
3
. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605 (C=C àðîì), 1650 (Ñ=O àìèä),

1740 (Ñ=O), 3220 (NH). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,29 (ò, 3Í, J 7,1 Ãö, OCH

2
CH

3
,); 1,49 – 1,78 (ì, 8H,

C
5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
) è 2,48 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,51 (ñ, 2Í); 4,20 (ñ, 2Í, CH

2
Cl); 4,21 (ê, 2Í, J 7,1 Ãö, OCH

2
CH

3
);

6,88 – 6,94 (ì, 2Í àðîì); 9,40 (óø. ñ, 1H, NH).

7�,10�-Äèìåòèë-2�-ôåíèëñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,5�-íàôòî[1,2-d ][1,3]îêñàçèí]-4�(6�Í)-îí (X). Ñìåñü 6,26 ã

(20 ììîëü) àìèíîýôèðà III, 5,62 ã (40 ììîëü) áåíçîèëõëîðèäà è 30 ìë áåíçîëà êèïÿòÿò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíè-

êîì 25 ÷. Ïîñëå îòãîíêè áåíçîëà îñòàòîê ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòàíîëà. Ïîëó÷àþò 2,3 ã (62 %) áåíçîêñàçè-

íà X, T
ïë.

153 °C. C
24

H
23

NO
2
. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605 (C=C àðîì), 1720 (Ñ=O). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d

6
), �, ì.ä.:

1,15 – 2,00 (ì, 8Í, C
5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,53 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,81 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 6,97 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, Ñ

6
Í

2
);

7,10 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, Ñ
6
Í

2
); 7,42 (ì, 5Í, Ñ

6
Í

5
).

3-Àìèíî-7,10-äèìåòèë-2-ôåíèë-3Í-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4-(6Í )-îí (XI). Ñìåñü

6,86 ã (20 ììîëü) áåíçîêñàçèíà X, 2 ã (40 ììîëü) ãèäðàçèíãèäðàòà è 20 ìë àáñ. ýòàíîëà êèïÿòÿò ñ îáðàòíûì õîëî-

äèëüíèêîì 7 ÷. Îõëàæäàþò, âûïàâøèå êðèñòàëëû îòôèëüòðîâûâàþò è ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòàíîëà. Ïî-

ëó÷àþò 2,2 ã (64 %) àìèíîõèíàçîëèíà XI, T
ïë.

225 – 230 °C. C
24

H
25

N
3
O. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1600 (C=C àðîì),

1640 (Ñ=O), 3200 – 3280 (NH
2
). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d

6
), �, ì.ä.: 1,23 – 2,00 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,53

(ñ, 3Í, ÑÍ
3
); 2,82 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 5,65 (ñ, 2Í, NÍ

2
); 6,97 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, Ñ

6
Í

2
); 7,10 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, Ñ

6
Í

2
); 7,42

(ì, 5Í, Ñ
6
Í

5
).

5�,8�-Äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-4�(3�H )-îí (XII). Ñìåñü 6,26 ã (20 ììîëü) àìèíî-

ýôèðà III, 2,24 ã (40 ììîëü) ãèäðîêñèäà êàëèÿ â 30 ìë âîäû è 30 ìë ýòàíîëà êèïÿòÿò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì

3 ÷. Ïîñëå ÷åãî ïðèáàâëÿþò âîäó, âûïàâøèå êðèñòàëëû ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòàíîëà. Ïîëó÷àþò 3,00 ã

(64 %) XII, T
ïë.

110 °C. C
16

H
20

O. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605 (C=C àðîì), 1675 (Ñ=O). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �,

ì.ä.: 1,35 – 1,57 (ì, 8Í, C
5
H

8
); 2,27 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,51 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,73 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 6,91 (ä, 1Í, J 7,7 Ãö,

Ñ
6
Í

2
); 7,15 (ä, 1Í, J 7,7 Ãö, Ñ

6
Í

2
). ÏÌÐ 13C ñïåêòð, 19,2 (ÑÍ

3
), 21,0 (2ÑÍ

2
), 22,4 (ÑÍ

3
), 25,6 (ÑÍ

2
), 34,5, 36,0

(2ÑÍ
2
), 38,7 (ÑÍ

2
), 50,5 (ÑÍ

2
), 129,0 (=ÑÍ), 130,2, 133,2 (=ÑÍ), 133,3, 137,0, 140,2, 198,3 (ÑO).

Ýòèë-4�-{[(áåíçîèëàìèíî)êàðáîíîòèîèë]àìèíî}-5�,8�-äèìåòèë-1�Í-ñïèðî[öèêëîïåíòàí-1,2�-íàôòàëèí]-3�-

êàðáîêñèëàò (XIII). Ñìåñü 5,98 ã (20 ììîëü) àìèíîýôèðà III, 2,26 ã (20 ììîëü) áåíçîèëèçîòèîöèàíàòà êèïÿòÿò ñ

îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì 18 ÷. Âûïàâøèå êðèñòàëëû îòäåëÿþò è ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòàíîëà. Ïîëó÷àþò

7,90 ã (83 %) XIII, T
ïë.

190 °C. C
27

H
30

N
2
OS. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605 (C=C àðîì), 1715 (Ñ=O ñë. ýôèð), 3265

(NH). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,20 – 1,78 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 1,34 (ò, 3Í, J 7,1 Ãö, CH

3
); 2,48 (6H, ñ, ÑÍ

3
); 2,80

(2H, óø. ñ, ÑÍ
2
); 4,22 (ê, 2Í, J 7,1 Ãö, OCH

2
); 6,88 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 6,94 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,23 – 7,33

(ì, 5Í, C
6
H

5
); 13,43 (óø. ñ, 1Í, NH).

7,10-Äèìåòèë-2-òèîêñî-2,3-äèãèäðî-1Í-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6Í )-îí (XIV). Ê

6,24 ã (20 ììîëü) ñîåäèíåíèÿ XIII ïðèáàâëÿþò 1,84 ã (33 ììîëü) åäêîãî êàëè â 150 ìë âîäû è 150 ìë ýòàíîëà.

Ñìåñü êèïÿòÿò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 5 ÷. Ïîñëå îõëàæäåíèÿ ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäêèñëÿþò

10 % ðàñòâîðîì ñîëÿíîé êèñëîòû äî ñëàáîêèñëîé ðåàêöèè. Âûïàâøèå êðèñòàëëû ôèëüòðóþò, ïðîìûâàþò âîäîé

è ñóøàò. Ïîñëå ïåðåêðèñòàëëèçàöèè èç ýòàíîëà ïîëó÷àþò 2,77 ã (85 %) ñîåäèíåíèÿ XIV, T
ïë.

186 °C. C
18

H
20

N
2
OS.

ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1585 (C=C àðîì), 1665 (Ñ=O), 3300 – 3450 (NH). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,15 – 1,73

(ì, 8Í, C
5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,53 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,82 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 6,97 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,10 (ä, 1Í, J

7,8 Ãö, C
6
H

2
); 11,20 (óø, ñ, 1Í) è 11,91 (óø, ñ,1Í, SÍ).

7,10-Äèìåòèë-2-(ìåòèëòèî)-3H-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6H )-îí (XV). Ñìåñü 3,12 ã

(10 ììîëü) áåíçî[h ]õèíàçîëèíà XIV, 0,56 ã (10 ììîëü) åäêîãî êàëè è 60 ìë àáñîëþòíîãî ýòàíîëà êèïÿòÿò ñ îáðàò-

íûì õîëîäèëüíèêîì 30 ìèí. Ïðèáàâëÿþò 1,22 ã (10 ììîëü) ìåòèëéîäèäà è ïðîäîëæàþò êèïÿ÷åíèå åùå 8 ÷. Îõ-

ëàæäàþò, ïðèáàâëÿþò 10 ìë âîäû, îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò è ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòàíîëà. Ïîëó÷àþò

2,17 ã (64 %) ñîåäèíåíèÿ XV, T
ïë.

196 °C. C
19

H
22

N
2
OS. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1610 (C=C àðîì), 1630 (Ñ=N), 1665

(Ñ=O). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,22 – 1,73 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 1,34 (ò, 3Í, J 7,3 Ãö, CH

3
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
);

2,58 (ñ, 3Í, ÑÍ
3
); 2,82 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 6,94 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,01 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 12,20 (óø. ñ,1Í,

NÍ).

7,10-Äèìåòèë-2-(ýòèëòèî)-3H-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6H )-îí (XVI). Àíàëîãè÷íî

èç 3,12 ã (10 ììîëü) õèíàçîëèíà XIV, 0,56 ã (10 ììîëü) åäêîãî êàëè è 1,36 ã (10 ììîëü) ýòèëéîäèäà ïîëó÷àþò

2,40 ã (68 %) ñîåäèíåíèÿ XVI, T
ïë.

235 °C. C
20

H
24

N
2
OS. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605 (C=C àðîì), 1625 (Ñ=N), 1660

(Ñ=O). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,20 – 1,75 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 1,36 (ò, 3Í, J 7,3 Ãö, CH

3
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
);

2,58 (ñ, 3Í, ÑÍ
3
); 2,82 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 3,16 (ê, 2Í, J 7,3 Ãö, S-CH

2
); 6,90 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,01 (ä, 1Í, J

7,8 Ãö, C
6
H

2
); 12,22 (óø. ñ,1Í, NÍ).

7,10-Äèìåòèë-2-(áåíçèëòèî)-3H-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6H )-îí (XVII). Àíàëî-

ãè÷íî èç 3,12 ã (10 ììîëü) õèíàçîëèíà XIV, 0,56 ã (10 ììîëü) åäêîãî êàëè è 1,26 ã (10 ììîëü) áåíçèëõëîðèäà ïî-

ëó÷àþò 2,91 ã (70 %) ñîåäèíåíèÿ XVII, T
ïë.

170 °C. C
25

H
26

N
2
OS. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1610 (C=C àðîì), 1630

(Ñ=N), 1665 (Ñ=O). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,20 – 1,80 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,58 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
);
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2,82 (óø. ñ, 2Í, CH
2
); 4,42 (ê, 2Í, J 7,3 Ãö, CH

2
C

6
H

5
); 6,90 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,22 – 7,42 (ì, 5Í, C

6
H

5
); 7,01 (ä,

1Í, J 7,8 Ãö, C
6
H

2
); 12,22 (óø, ñ,1Í, NÍ).

2-[(7,10-Äèìåòèë-4-îêñî-4,6-äèãèäðî-3H-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-2-èë)òèî]àöåòàìèä

(XVIII). Àíàëîãè÷íî èç 3,12 ã (10 ììîëü) õèíàçîëèíà XIV, 0,56 ã (10 ììîëü) åäêîãî êàëè è 0,935 ã (10 ììîëü)

õëîðàöåòàìèäà ïîëó÷àþò 2,87 ã (75 %) ñîåäèíåíèÿ XVIII, T
ïë.

165 °C. C
20

H
23

N
3
O

2
S. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605

(C=C àðîì), 1620 (Ñ=N), 1660 (Ñ=O). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,20 – 1,75 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
);

2,58 (ñ, 3Í, ÑÍ
3
); 2,82 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 3,89 (ê, 2Í, J 7,3 Ãö, S-CH

2
); 6,90 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,01 (ä, 1Í, J 7,8

Ãö, C
6
H

2
); 7,19 (ñ, 2Í, J 7,8 Ãö, CONH

2
); 12,20 (óø. ñ, 1Í, NÍ).

7,10-Äèìåòèë-3H-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6H)-îí (XIX). Ñìåñü 2,99 ã (10 ììîëü)

ýôèðà III è 30 ìë ôîðìàìèäà êèïÿòÿò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì 6 ÷. Ïîñëå îõëàæäåíèÿ îáðàçîâàâøèåñÿ êðè-

ñòàëëû îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò âîäîé, ýòàíîëîì è ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòàíîëà. Ïîëó÷àþò 1,99 ã

(68 %) ñîåäèíåíèÿ XIX, T
ïë.

190 °C. C
18

H
20

N
2
O. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì–1 , 1610 (C=C àðîì); 1630 (Ñ=N), 1665 (Ñ=O).

ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,20 – 1,75 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,53 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,82 (óø. ñ, 2Í,

CH
2
); 6,97 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,10 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,50 (ñ, 1Í, CH=N); 11,20 (óø. ñ, 1Í, NÍ).

1,4-Äèìåòèë-10,11,12,13-òåòðàãèäðî-5H-ñïèðî[àçåïèíî[2,1-b ]áåíçî[h ]õèíàçîëèí-6,1�-öèêëîïåíòàí]-7(9H)-

îí (XX). Ê ðàñòâîðó 1,25 ã (11 ììîëü) êàïðîëàêòàìà â 10 ìë äèõëîðýòàíà ïðè 5 – 10 °C ïðèáàâëÿþò 2 ìë õëîðîê-

ñèäà ôîñôîðà, ïåðåìåøèâàþò 10 ìèí, çàòåì ïîäíèìàþò òåìïåðàòóðó ðåàêöèîííîé ñìåñè äî 35 – 40 °C, ïðèáàâ-

ëÿþò 2,99 ã (10 ììîëü) ýòèëîâîãî ýôèðà III â 30 ìë äèõëîðýòàíà è êèïÿòÿò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì 7 ÷. Ïîñëå

îõëàæäåíèÿ îòãîíÿþò ðàñòâîðèòåëü è ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ñìåñè ýòàíîë — âîäà, 3:1. Ïîëó÷àþò 1,99 ã

(68 %) ñîåäèíåíèÿ XX, T
ïë.

190 °Ñ. C
23

H
28

N
2
O. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1610 (C=C àðîì); 1630 (Ñ=N),1665 (Ñ=O).

ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d
6
), �, ì.ä.: 1,20 – 1,75 (ì, 8Í, C

5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,53 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,82 (óø. ñ, 2Í,

CH
2
); 6,97 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,10 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,50 (ñ, 1Í, CH=N); 11,20 (óø. ñ, 1Í, NÍ).

2-Ãèäðàçèíî-7,10-äèìåòèë-3H-ñïèðî[áåíçî[h ]õèíàçîëèí-5,1�-öèêëîïåíòàí]-4(6H )-îí (XXI). Ê 3,12 ã (10 ììîëü)

õèíàçîëèíà XIV ïðèáàâëÿþò 16 ìë ãèäðàçèíãèäðàòà è íàãðåâàþò 15 ÷. Ïîñëå îêîí÷àíèÿ ðåàêöèè îñàäîê îò-

ôèëüòðîâûâàþò è ïðîìûâàþò âîäîé. Ïîñëå ïåðåêðèñòàëëèçàöèè èç áóòàíîëà ïîëó÷àþò ñîåäèíåíèå XXI. Âûõîä

2,98 ã (92 %), T
ïë.

220 °C. C
18

H
22

N
4
O. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1600 (C=C àðîì), 1675 (Ñ=Î). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d

6
),

�, ì.ä.: 1,18 – 1,73 (ì, 8Í, C
5
H

8
); 2,00 (óø. ñ, 2Í, NÍ

2
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,53 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,82 (óø. ñ, 2Í, CH

2
);

6,97 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C
6
H

2
); 7,10 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 11,20 (óø. ñ,1Í, NÍ).

1,4-Äèìåòèë-5Í-ñïèðî[áåíçî[h ]òåòðàçîëî[5,1-b ]õèíàçîëèí-6,1�-öèêëîïåíòàí]-7(12H )-îí (XXII). 3,24 ã

(10 ììîëü) ãèäðàçèíà XXI ðàñòâîðÿþò â 60 ìë ëåäÿíîé óêñóñíîé êèñëîòû ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è ïðèáàâ-

ëÿþò ïî êàïëÿì ðàñòâîð íèòðèòà íàòðèÿ, ïðèãîòîâëåííîãî èç 1,8 ã íèòðèòà íàòðèÿ è 36 ìë âîäû. Ïåðåìåøèâàþò

â òå÷åíèå 30 ìèí, îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò è ïðîìûâàþò âîäîé. Ïîëó÷àþò 2,37 ã (74 %) ñîåäèíåíèÿ XXII, T
ïë.

190 °C. C
18

H
19

N
5
O. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1605 (C=C àðîì), 1680 (Ñ=Î). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d

6
), �, ì.ä.: 1,20 – 1,75

(ì, 8Í, C
5
H

8
); 2,32 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,51 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,81 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 6,97 (ä, 1Í, J 7,8, C

6
H

2
); 7,10 (ä, 1Í, J 7,8,

C
6
H

2
); 12,35 (óø, ñ, 1Í, NÍ).

9-Ìåðêàïòî-1,4-äèìåòèë-5Í-ñïèðî[áåíçî[h ][1,2,4]òðèàçîëî[3,4-b ]õèíàçîëèí-6,1�-öèêëîïåíòàí]-7(12H )-îí

(XXIII). 3,24 ã (10 ììîëü) ãèäðàçèíà XXI, 11 ìë ïèðèäèíà è 11 ìë ñåðîóãëåðîäà íàãðåâàþò â òå÷åíèå 18 ÷. Ïîñëå

îòãîíêè ðàñòâîðèòåëÿ îñàäîê ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç áóòàíîëà. Ïîëó÷àþò 2,70 ã (74 %) ñîåäèíåíèÿ XXIII,

T
ïë.

255 °C. C
19

H
20

N
4
OS. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1600 (C=C àðîì), 1675 (Ñ=Î). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d

6
), �, ì.ä.:

1,20 – 1,75 (ì, 8Í, C
5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,53 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,81 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 6,97 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
);

7,10 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C
6
H

2
); 12,30 (óø. ñ, NÍ), 13,05 (ñ, 1Í, SÍ).

1,4-Äèìåòèë-5H-ñïèðî[áåíçî[h ][1,2,4]òðèàçîëî[3,4-b ]õèíàçîëèí-6,1�-öèêëîïåíòàí]-7(12H )-îí (XXIV).

3,24 ã (10 ììîëü) ãèäðàçèíà XXI, 12 ìë îðòîìóðàâüèíîãî ýôèðà íàãðåâàþò â òå÷åíèå 20 ÷. Ïîñëå îòãîíêè ðàñòâî-

ðèòåëÿ îñàäîê ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç áóòàíîëà. Ïîëó÷àþò 2,70 ã (74 %) ñîåäèíåíèÿ XXIV, T
ïë.

245 °C.

C
19

H
20

N
4
O. ÈÊ-ñïåêòð, �, ñì– 1, 1600 (C=C àðîì), 1675 (Ñ=Î). ÏÌÐ-ñïåêòð (ÄÌÑÎ-d

6
), �, ì.ä.: 1,22 – 1,73 (ì, 8Í,

C
5
H

8
); 2,34 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,58 (ñ, 3Í, ÑÍ

3
); 2,82 (óø. ñ, 2Í, CH

2
); 6,98 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö, C

6
H

2
); 7,08 (ä, 1Í, J 7,8 Ãö,

C
6
H

2
); 12,32 (óø. ñ, 1, NÍ); 12,77 (óø. ñ, 1H, ÑÍ=N).

Ýêñïåðèìåíòàëüíàÿ áèîëîãè÷åñêàÿ ÷àñòü

Â îïûòàõ in vitro èññëåäîâàëè âëèÿíèå ïðîèçâîäíûõ äèãèäðîíàôòàëèíà II, V, VII, VIII, IX è ïðîèçâîäíûõ

ñïèðîáåíçî[h ]õèíàçîëèíà XIV, XV, XIX íà àêòèâíîñòü ìîíîàìèí-îêñèäàçû (ÌÀÎ) ìîçãà êðûñ. Â êà÷åñòâå ñóá-

ñòðàòà èñïîëüçîâàëè ñåðîòîíèí (5-ÎÒ). Ñîåäèíåíèÿ èñïûòàíû â êîíöåíòðàöèè 0,5 è 1 ìêìîëü/ìë ïðîáû. Àêòèâ-

íîñòü ÌÀÎ îïðåäåëÿëè â 50 % ãîìîãåíàòàõ ìîçãà [8].

Èññëåäîâàíèå ïðîòèâîñóäîðîæíîé àêòèâíîñòè ïðîèçâîäíûõ äèãèäðîíàôòàëèíà V, VII, IX è ñïèðîáåí-

çî[h ]õèíàçîëèíà XIV, XV, XIX ïðîâîäèëè íà áåëûõ, áåñïîðîäíûõ ìûøàõ îáîåãî ïîëà ìàññîé 18 – 24 ã. Ïðîòè-

âîñóäîðîæíóþ àêòèâíîñòü îïðåäåëÿëè ïî òåñòó êîðàçîëîâûõ ñóäîðîã. Ñîåäèíåíèÿ ââîäèëè âíóòðèáðþøèííî â

äîçàõ 100 è 150 ìã/êã â âèäå ñóñïåíçèè ñ òâèí-80 çà 45 ìèí äî ââåäåíèÿ êîðàçîëà. Êîðàçîë ââîäèëè ïîäêîæíî â
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äîçå 90 ìã/êã è îïðåäåëÿëè ïðåäóïðåæäåíèå êîðàçîëîâûõ êëîíè÷åñêèõ ñóäîðîã [9]. Êîíòðîëüíûì æèâîòíûì

ââîäèëè ýìóëüãàòîð. Â óêàçàííûõ äîçàõ èçó÷àëè òàêæå ìèîðåëàêñàöèþ ïî òåñòó “âðàùàþùåãîñÿ ñòåðæíÿ” [9].

Àíòèáàêòåðèàëüíóþ àêòèâíîñòü ñîåäèíåíèé II – XXIV èçó÷àëè ïî ìåòîäèêå [10] ïðè áàêòåðèàëüíîé íàãðóçêå

20 ìëí ìèêðîáíûõ òåë íà 1 ìë ñðåäû. Â îïûòàõ èñïîëüçîâàëè ãðàìïîëîæèòåëüíûå ñòàôèëîêîêêè (Staphylococ-

cus aureus 209p,1) è ãðàìîòðèöàòåëüíûå ïàëî÷êè (Sh. flexneri 6858, E. coli 0 – 55). Ñîåäèíåíèÿ ðàñòâîðÿëè â

ÄÌÑÎ â ðàçâåäåíèè 1:20 è èñïûòûâàëè â îáúåìå 0,1 ìë. Ó÷åò ðåçóëüòàòîâ ïðîâîäèëè ïî äèàìåòðó (d, ìì) çîíû

îòñóòñòâèÿ ðîñòà ìèêðîáîâ íà ìåñòå íàíåñåíèÿ ñîåäèíåíèé ïîñëå 1 ñóò âûðàùèâàíèÿ òåñò-êóëüòóð â òåðìîñòàòå

ïðè 37 °C. Â êà÷åñòâå ïîëîæèòåëüíîãî êîíòðîëÿ èñïîëüçîâàëè ôóðàçîëèäîí [11].

Èññëåäîâàíèÿ àíòèìîíîàìèíîêñèäàçíîé àêòèâíîñòè ïîêàçàëè, ÷òî ñðåäè îòìå÷åííûõ ñîåäèíåíèé òîëüêî II,

VII è VIII â êîíöåíòðàöèè 1 ìêì/ìë óãíåòàëè äåçàìèíèðîâàíèå 5-ÎÒ MAO ìîçãà íà 66 % ( p < 0,05), 46 %

( p < 0,05) è 56 % ( p < 0,05) ñîîòâåòñòâåííî.

Â àíàëîãè÷íûõ óñëîâèÿõ îïûòà îñòàëüíûå ïðîèçâîäíûå ýòîãî ðÿäà îêàçûâàëè ñëàáîå (20 – 30 %) è íåäîñòî-

âåðíîå âëèÿíèå íà àêòèâíîñòü ÌÀÎ. Â êîíöåíòðàöèè 0,1 ìêì/ìë ñîåäèíåíèÿ ïðîÿâëÿëè ñëàáóþ àêòèâíîñòü. Ðå-

çóëüòàòû ýêñïåðèìåíòîâ ïîäâåðãàëè ñòàòèñòè÷åñêîé îáðàáîòêå [12].

Ðåçóëüòàòû èññëåäîâàíèé ïðîòèâîñóäîðîæíîé àêòèâíîñòè ïîêàçàëè, ÷òî âñå èçó÷åííûå ñîåäèíåíèÿ â óêàçàí-

íûõ äîçàõ íå âûçûâàþò ìèîðåëàêñàöèè. Ïî àíòàãîíèçìó ñ êîðàçîëîì ñëàáóþ ïðîòèâîñóäîðîæíóþ àêòèâíîñòü

(50 %) ïðîÿâëÿåò òîëüêî ñîåäèíåíèå XIV.

Èññëåäîâàíèÿ àíòèáàêòåðèàëüíîé àêòèâíîñòè ñîåäèíåíèé II – XXIV ïîêàçàëè, ÷òî âñå èçó÷åííûå ñîåäèíåíèÿ

îáëàäàþò ñëàáûì ïðîòèâîìèêðîáíûì äåéñòâèåì, ïîäàâëÿÿ ðîñò èñïîëüçîâàííûõ ìèêðîîðãàíèçìîâ â çîíå äèà-

ìåòðîì 10 – 13 ìì. Ïðèñóòñòâèå ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé â ñòðóêòóðàõ âåùåñòâ íå îêàçûâàåò ñóùåñòâåííîãî

âëèÿíèÿ íà èõ àíòèáàêòåðèàëüíóþ àêòèâíîñòü. Ñëåäóåò îòìåòèòü, ÷òî èñïûòóåìûå ñîåäèíåíèÿ ïî àêòèâíîñòè

çíà÷èòåëüíî óñòóïàþò êîíòðîëüíîìó ïðåïàðàòó ôóðàçîëèäîíó (d = 24 – 25 ìì).

Òàêèì îáðàçîì, ñðåäè èçó÷åííûõ ñîåäèíåíèé àíòèìîíîàìèíîêñèäàçíîé àêòèâíîñòüþ îáëàäàþò ýòèëöèà-

íî[1-(2,5-äèìåòèëáåíçèë)öèêëîïåíòèë]àöåòàò II è ñîåäèíåíèÿ äèãèäðîíàôòàëèííîãî ðÿäà ñ ôåíèë- è áåíçèë-ðà-

äèêàëàìè VII è VIII, à ïðîòèâîñóäîðîæíîé — òîëüêî ñîåäèíåíèå XIV ñ òèîêñîãðóïïîé.
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THE SYNTHESIS AND BIOLOGICAL ACTIVITY OF 2-MERCAPTO-

7,10-DIMETHYL-3H-SPIRO[BENZO[h]QUINAZOLINE-5,1�-CYCLOPENTHAN]-4(6H)-ONE

BASED ON ETHYL ESTER OF 4�-AMINO-5�,8�-DIMETHYL-1�H-SPIRO-

[CYCLOHEXAN-1,2�-NAPHTHALENE]-3�-CARBOXYLIC ACID

N. P. Grigoryan*, A. I. Markosyan, A. S. Grigoryan, H. A. Stepanyan, R. S. Sukasyan and R. G. Paronikyan

A. L. Mnjoyan Institute of Fine Organic Chemistry, Scientific and Technological Center of Organic and Pharmaceutical Chemistry,

National Academy of Sciences of Armenia, 0014 Yerevan, 375014 Armenia

* e-mail: nver-55@mail.ru

A method for the synthesis of 7,10-dimethyl-2-thioxo-2,3-dihydro-1H-spiro[benzo[h]quinazoline-5,1�-cyclopentan]-4(6H)-one has been developed on the

basis of ethyl ester of 4�-amino-5�,8�-dimethyl-1�H-spiro[cyclopentan-1,2�-naphthalene]-3�-carboxylic acid. The interaction of this spirobenzo[h]quinazoline

with various alkyl(aryl)halides was used to synthesize a new class of sprobenzo[h]quinazoline derivatives containing methyl substituents in the benzene ring.

The anticonvulsant, antidepressant, and antibacterial properties of synthesized spirobenzo[h]quinazoline derivatives were investigated.

Keywords: benzo[h]quinazoline; dihydronaphthalene; benzoxazine; antimonoaminoxidase activity; anticonvulsant activity.
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