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На основе 1-амино-3,3-диметил-3,4-дигидронафталин-2-этилкарбоксилата синтезирован 

5,5-диметил-3-фенэтил-2-тиоксо-2,3,5,6-тетрагидробензо[1"|]хиназолин-4(1 Н)-он, который пере

ведён в 2-тиозамещённые-, 2-(2-гидроксиэтиламино)- и 2-гидразинопроизводные. Установле

но, что последнее в присутствии едкого кали образует 5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигидробен- 

зо[h]хиназолин-4(3H)-он. Конденсацией 2-гидразино-5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигидробен- 

зо[h]хиназолин-4(3H)-она с бензоилизотиоцианатом получено производное тиосемикарбазида. 

Исходя из 2-гидразинобензо[И]хиназолина синтезированы 6,6-диметил-4-фенэтил-6,7-дигидро- 

бензо[h][1,2,4]триазоло[4,3-a]хиназолин-5(4H)-он и его 1-меркаптоаналог. Меркаптопроизвод- 

ное алкилированием переведено в 1-тиозамещенные 6,6-диметил-4-фенэтил-6,7-дигидробен- 

зо[h][1,2,4]триазоло[4,3-a]хиназолин-5(4H)-оны. Некоторые из синтезированных соединений 

проявляют умеренную антибактериальную активность в отношении грамположительных и 

грамотрицательных микробов.

Библ. ссылок 17.

И з ли тературны х данны х и звестно, что бензо[Ь.]хиназолины обла
даю т ш ироким  спектром  биологической активности , в частности, проти
воопухолевой, антидепрессивной , п ротивосудорож ной и др. [1-11]. В х о 
де н аш и х преды дущ их исследований было обн аруж ено, что п рои звод
ные 5,5-диметил-4-оксобензо[Ь_]хиназолина обладаю т анти бактериальны 
ми свой ствам и  [12-14]. В продолж ение эти х исследований в н астоящ ей
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рабо те  осущ ествлен  си н тез и изучены  анти бактериальны е свой ства 
производны х 3-ф ен эти лбен зо[^хи н азоли н -4(1И )-он а (3). К онденсацией
1-амино-3,3-диметил-3,4-дигидронафталин-2-этилкарбоксилата (1) с фен- 
эти лизотиоц ианатом  получен 3 ,3-диметил-1 - (3-фенэтилтиоуреидо) -3,4-ди- 
гидронаф талин-2-этилкарбоксилат (2), которы й б ез  вы деления из р еак 
ционной среды  зац и кли зован  в 5,5-диметил-3-фенэтил-2-тиоксо-2,3|5 |6- 
тетрагидробензо[Ь]хиназолин-4(1И )-он  (3). А лкилированием последнего 
в щ елочной среде галогенидами различного строения получены соот
ветствую щ и е 2-тиозам ещ ённы е производны е (4-15).

Н ами изучены  так ж е  реакции соединения 3 с таким и нуклеоф илами 
как  ам и ноэтанол  и гидразингидрат. В результате  проведенны х реакций 
были получены 2-(2-гидроксиэтиламино)-5,5-диметил-5,6-дигидробен- 
зо[Ь]хиназолин-4(3И )-он (16) и 2-гидразино-5,5-диметил-5,6-дигидробен- 
зо[Ь]хиназолин-4(3И )-он (17), причем наилучш ие результаты  получаю тся 
при проведении реакции в и збы тке реагента.

1 16 17

R =  CH3 (4); R =  C2H5 (5); R = i-C 3 H 7 (6); R = C H 2 C H  =  CH2 (7); 
R =  C H 2C O O E t (8); R =  C H 2C 6H5 (9); R = C H 2C O  N H Ph (10);
R =  C H 2C O N H (3-C lC 6H4) (11); R = C H 2C O  N H (4-BrC6H4) (12); 
R =  C H 2C O N H C H 2C 6H5 (13); R = C H 2C O N H (3-C F3C 6H4) (14); 
R =  C H 2CO N (C 6H 5h  (15).

Ранее нами было показан о, что ги дрази н обензохи назоли н ы  в при
сутствии едкого кали п одвергаю тся расщ еп лен и ю  [15]. Нами устан овле
но, что ги дразиноп роизводное 17 в присутствии едкого кали так ж е  р а с 
щ епляется с обр азован и ем  5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигидробен- 
зо[h]хиназолин-4(3И )-она (18).

К онденсацией 2-гидразино-5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигидробен- 
зо [^хи н азол и н -4(3И )-он а с бен зои ли зоти оц и ан атом  получен аддукт 19.
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Взаи м одей стви ем  2-ги д р ази н о бен зо[^хи н азо л и н а  с эти лортоф орм и атом  
и сероуглеродом  си н тези рован ы  6,6-диметил-4-фенэтил-6,7-дигидробен- 
зо[Ь][1,2,4]триазоло[4,3-а]хиназолин-5(4Н )-он  (20) и 1-меркапто-6,6-диме- 
тил-4-фенэтил-6|7-дигидробензо[h][1,2,4]триазоло[4,3-a]хиназолин-5(4H )- 
он (21) i соответственно. Его алкилированием  галогенидами различного 
строения получен ряд 1-тиозам ещ енны х 6,6-диметил-4-фенэтил-6,7-ди- 
гидробензо[Ь][1,2,4]триазоло[4,3-а]хиназолин-5(4Н )-онов (22-27).

R =  C O C 6H5 (19); R = C H 3 (22); R =  C 2H5 (23); R =  C H 2C H  =  C H 2 (24); 
R =  C H 2C O O E t (25); R =  C H 2C 6H5 (26); R = C H 2C O N H C 6H5 (27).

А нтибактериальная акти вность соединений 3-27 изучена по методи
ке [16] при бактериальной  н агрузке 20  млн бактери альн ы х тел  на 1 мл 
среды. В оп ы тах исп ользованы  грам полож ительны е стаф и лококки  
(Staph. aureus 209p, 1) и грам отрицательны е палочки (Sh. Flexneri 6858, 
E. coli 0-55). Р астворы  соединений приготовлены  в Д М С О  в разведен и и  
1:20. Учет результатов  проведен  по ди ам етру (d, мм) зон ы  отсутствия 
роста м икробов на м есте нанесения 0.1  мл р аствор а соединений после 
суточного вы ращ и ван и я тест-культур в терм остате  при 37оС. В качестве 
полож ительного контроля и сп ользован  и звестн ы й  лекарствен н ы й  п ре
парат ф уразолидон, для которого d = 2 4 -2 5  мм  [17].

Биологическими исследованиями установлено, что больш инство 
изученны х вещ еств  обладаю т противом и кробны м и свойствам и. Среди 
них соединения 15, 17 и 24 проявляю т ум еренную  анти бактериальную  
акти вность в отнош ении грам полож ительны х м икробов, подавляя их 
рост в зон е диам етром  15-20 мм. Аналогичную  акти вность проявляю т ве 
щ ества  18, 20 и 21 в отнош ении только киш ечной палочки ( d = 1 5  мм). 
Соединения 5, 8, 11-13 проявляю т слабую  анти бактериальную  акти вность

20
21 22-27
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(d =  10-13 мм) в отнош ении и грамполож ительны х, и грам отрицательны х 
м икробов. О стальны е соединения полностью  лиш ены  ан ти бактери аль
ной активности.

Экспериментальная часть

И К -спектры  сняты  в вазели н овом  м асле на приборе "FT-IR N E X U S ” , 
спектры  ЯМ Р 1Н — на сп ектром етре "V arian  M ercury-300” , внутренний 
стандарт — Т М С  или ГМ ДС. М асс-сп ектры  получены на сп ектром етре 
«M X-1321A » с исп ользовани ем  систем ы  прямого ввода о б р азц а  в ион
ный источник. Т С Х  проведен а на пластинках «Silufol R», проявитель — 
пары  йода.

5.5-Диметил-3-фенэтил-2-тиоксо-2,3,5,6-тетрагидробензо[Ь]хиназолин- 
4(Ш )-он (3). С м есь  24.5 г (0.1 моля) 1-амино-3,3-диметил-3,4-дигидронаф- 
талин-2-этилкарбоксилата (1) и 16.3 г (0.1 моля) ф ен эти ли зоти оц и ан ата в 
150 мл абсолю тного этанола кипятят с обратны м  холодильником в теч е
ние 10 ч. Затем  прибавляю т раствор  11.2 г (0.2 моля) гидроксида калия в 
100 мл воды  и кипятят см есь в течение 5 ч. О хлаж даю т и при п ерем еш и 
вании подкисляю т 10% соляной кислотой до рН  3.0-3.5. О б р азо вавш и еся  
кристаллы  отф и льтровы ваю т, пром ы ваю т водой и перекристаллизовы - 
ваю т и з этанола. П олучаю т 24.0 г (74%) 5,5-диметил-3-фенэтил-2-тиоксо-
2,3,5,6-тетpагидpобензо[h]хиназолин-4(1H )-она (3), т. пл. 235-237оС, R  ̂
0.87 (ацетон:гексан, 1:2). И К-спектр: v, см՜1: 1600 (С =  С  Ар); 1625 (C =  Q ; 
1669 (C =  O); 3272 (NH). С п ектр ЯМ Р 1Н (Д М СО -dg), 5, м.д.: 1.28 (6H, с, 
2 X C H 3); 2.73 (2H, с, 6-CH 2); 3.01 (2H, м, N C H 2C H 2); 4.54 (2H, м, N C H 2);
7.13-7.43 (8H, м, Ар); 7.99 (1H, м, 10-CH); 12.12 (1H, c, NH). M +  (масс- 
спектрально) 362. Найдено, %: C  72.72; H 6.26; N  7.87; S 9.03. 
C 22H22N 2OS. C  72.89; H 6.12; N  7.73; S 8.85.

2-Тиозамещённые-5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигидробензо[Ь]хиназолин- 
4(3Н)-оны (4-15). В реакционную  колбу с обратны м  холодильником пом е
щ аю т см есь 3.62 г (0.01 моля) ти оксохиназолина 3, 0.56 г (0.01 моля) гид
роксида калия и 30 мл абсолю тного этанола и кипятят 10 мин. Затем  
прибавляю т 0.01 моля соответствую щ его  галогенида и продолж аю т кипя
чение ещ е 12 ч. Реакционную  см есь охлаж даю т, прибавляю т 20 мл воды. 
О садок отф и льтровы ваю т и перекри сталли зовы ваю т и з 65% этанола.

5.5-Диметил-2-метилтио-3-фенэтил-5,6-дигидробензо[Ь]хиназолин-4(3Н)- 
он (4). Вы ход 85%, т. пл. 182-184оС, R/ 0.62 (этилацетат-бензол, 1:2). ИК- 
спектр, и, см՜1: 1605 (C =  C  Ap); 1653 (C =  C -C  =  O). С п ектр ЯМ Р 1Н 
(A M CO -d6), 5, м.д., Гц: 1.35 (6H, с, 2 x C H 3); 2.72 (3H, с, SC H 3); 2.76 (2H, с,
6-CH 2); 3.00 (2H, м, N C H 2C H 2); 4.15 (2H, м, N C H 2C H 2); 7.13-7.34 (8H, м, 
Ар). 8.07 (1H, дд, J ։ =  7.3, J 2 =  1.2, 10-CH). М +  (масс-спектрально) 376. 
Найдено, %: C  73.25; H 6.32; N  7.59; S 8.67. C 23H 24N 2OS. Вычислено, %: C 
73.37; H 6.42; N  7.44; S 8.52.
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5.5-Диметил-3-фенэтил-2-этилтио-5,6-дигидробензоЩхиназолин-4(3Н)-он 
(5). Вы ход 54%, т. пл. 115-117оС, Ry 0.72 (этилацетат-октан, 1:1). ИК- 
спектр, и, см՜1: 1600 (C =  C  Ар); 1652 (C =  C-C  =  O). С п ектр ЯМ Р 1Н 
(ДM CO -d6)| 5, м.д., Гц: 1.35 (6H, с, 2 x C H 3); 1.54 [1H, д, J  =  6.8,
C H (C H 3)2]; 2.76 (2H, с, 6-CH 2); 2.98 (2H, м, C H 2Ph); 4.07-4.22 (3H, м, SCH ,
N C H 2); 7.15 (1H, дд, J 1 =  7.5, J 2 =  1.5, 7-CH); 7.18-7.35 (7H, м, Ар); 7.99 
(1H, дд, J 1 =  7.4, J 2 =  1.5, 10-CH). М  + (масс-спектрально) 390. Найдено, 
%: C  73.87; H 6.84; N  7.03; S 8.09. C 24H26N 2OS. Вычислено, %: C  73.81; H 
6.71; N  7.17; S 8.21.

5.5-Диметил-2-изопропилтио-3-фенэтил-5,6-дигвдробензоЩхиназолин- 
4(3Н)-он (6). Вы ход 81%, т. пл. 123-125оС, Ry 0.74 (этилацетат-гексан, 1:2). 
И К-спектр, и, см՜1: 1605 (C =  C  Ар); 1658 (C =  C-C  =  O). С п ектр  ЯМ Р ^  
(ДM CO -d6)| 5, м.д., Гц: 1.35 (6H, с, 2 x C H 3); 1.54 [1H, д, J  =  6.8,
C H (C H 3)2]; 2.76 (2H, с, 6-CH 2); 2.98 (2H, м, C H 2Ph); 4.07-4.22 (3H, м, SCH ,
N C H 2); 7.15 (1H, дд, J 1 =  7.5, J 2 =  1.5, 7-CH); 7.18-7.35 (7H, м, Ар); 7.99 
(1H, дд, J 1 =  7.4, J 2 =  1.5, 10-CH). Найдено, %: C  74.05; H 6.83; N  6.80; S
8.08. C 25H28N 2OS. Вычислено, %: C  74.22; H 6.98; N  6.92; S 7.93.

2-Аллилтио-5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигидробешоЩхиназолин-4(3Н)- 
он (7). Вы ход 88%, т. пл. 113-115оС, Ry 0.80 (этилацетат-гексан, 1:2). ИК- 
спектр, и, см՜1: 1605 (C =  C  Ар); 1653 (C =  C -C  =  O). С п ектр ЯМ Р ^  
(ДM CO -d6)| 5, м.д., Гц: 1.34 (6H, с, 2 x C H 3); 2.76 (2H, с, 6-CH 2); 2.99 (2H, 
м, C H 2Ph); 4.00 (2H, д, J  =  6.8, SC H 2); 4.14 (2H, м, N C H 2); 5.20 (1H, дд, յ չ 
=  10.0, J 2 =  1.0, ц и с ^ Щ ;  5.39 (1H, дд, յ չ =  17.0, J 2 =  1.3, т р а н с ^ И ^ ) ;
6.04 (1H, д д т, J 1 =  17.0, J 2 =  10.0, J 3 =  6.8); 7.15 (1H, дд, J 1 =  7.3, J 2 =
1.6, 7-CH); 7.18-7.35 (7H, м, Ар); 8.03 (1H, дд, յ չ =  7.6, J 2 =  1.8, 10-CH). 
Найдено, %: C  74.75; H 6.42; N  6.79; S 8.16. Вычислено, %: C  74.59; H 6.51; 
N  6.96; S 7.97.

2-{(5,5-Диметил-4-оксо-3-фенэтил-3,4,5,6-тетрагидробензоЩхиназолин-2- 
ил)тио}этилацетат (8). Вы ход 53 %, т. пл. 119- 120оС, Ry 0.67 (этилацетат-ок
тан, 1:1). И К-спектр, и, см՜1: 1600 (C =  C  Ар); 1656 (C =  C-C  =  O); 1735 
(С =  О). С п ектр ЯМ Р !Н  (ДM CO -d6)| 5, м.д., Гц: 1.28 (3H, т, J  =  7.1, 
O C H 2CH 3); 1.34 (6H, с, 2xC H 3); 2.76 (2H, с, 6-CH 2); 3.04 (2H, м, 
N C H 2C H 2); 4.06 (2H, с, SC H 2); 4.17 (2H, к, J  =  7.1, O C H 2C H 2); 4.17 (2H, 
м, N C H 2C H 2); 7.12-7.36 (8H, м, Ар); 8.01 (1H, дд, J 1 =  7.2, J 2 =  2.0, 10-CH). 
М +  (масс-спектрально) 448. Найдено, % : C  69.81; H 6.46; N  6.36; S 7.29. 
C 26H28N 2O 3S. Вычислено, %: C  69.62; H 6.29; N  6.24; S 7.15.

2-Бешилтио-5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигидробешоЩхиназолин-4(3Н)- 
он (9). Вы ход 71%, т.пл. 182-119оС, Ry 0.70 (этилацетат-октан, 1:1). ИК- 
спектр, и, см՜1: 1605 1605 (C =  C  Ар); 1653 (C =  C -C  =  O). С п ектр  ЯМ Р ^  
(A M CO -d6), 5, м.д., Гц: 1.28 (3H, т, J  =  7.1, O C H 2CH 3); 1.34 (6H, с, 
2xC H 3); 2.76 (2H, с, 6-CH 2); 3.04 (2H, м, N C H 2C H 2); 4.06 (2H, с, SC H 2); 
4.17 (2H, к, J  =  7.1, O C H 2C H 2); 4.17 (2H, м, N C H 2C H 2); 7.12-7.36 (8H, м, 
Ар); 8.01 (1H, дд, J 1 =  7.2, J 2 =  2.0, 10-CH). М +  (масс-спектрально) 452.
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Найдено, %: C  77.15; H 6.07; N  6.00; S 7.25. C 29H28N 2OS. Вычислено, %: C 
76.96; H 6.24; N  6.19; S 7.08.

2-{(5,5-Диметил-4-оксо-3-фенэтил-3,4,5,6-тетрагидробензо[Ь]хиназолин-2- 
ил)тио}-К-фенилацетамид (10). Вы ход 80%, т. пл. 223-225оС, Rf 0.64 (этил- 
ацетат-бензол, 1:2). И К-спектр, и, см"1: 1600 (C =  C  Ap); 1650 (C =  C 
C  =  O); 1666 (C =  O); 3315 (NH). С п ектр ЯМ Р 1Н (A M CO -d6), 5, м.д., Гц: 
1.33 (6H, с, 2 X C H 3); 2.74 (2H, с, 6-CH 2); 3.06 (2H, м, C H 2Ph); 4.18 (2H, с, 
SC H 2); 4.21(2H, с, N C H 2); 6.96-7.15 (3H, м, Ар); 7.18-7.40 (8H, м, Ар); 7.58
7.64 (2H, м, Ар); 8.09 (1H, д, J  =  7.7, 10-CH); 11.16 (1H, с, NH). Найдено, 
%: C  72.55; H 5.81; N  8.59; S 6.66. C 30H29N 3O 2S. Вычислено, %: C  72.70; H 
5.90; N  8.48; S 6.47.

К-(3-Хлорфенил)-2-{(5,5-диметил-4-оксо-3-фенэтил-3,4,5,6-тетрагидробен- 
зо[Ь]хиназолин-2-ил)тио}ацетамид (11). Вы ход 91%, т. пл. 158-159оС, Ry 0.49 
(этилацетат-изооктан, 1:2). И К-спектр, и, см"1: 1605 (C =  C  Ap); 1656
(C =  O); 3150-3300 (NH). С п ектр ЯМ Р 1Н (A M CO -d6), 5, м.д., Гц: 1.33 (6H, 
с, 2 X C H 3); 2.74 (2H, с, 6-CH 2); 3.07 (2H, м, N C H 2C H 2); 4.18 (2H, с, SC H 2);
4.21 (2H, м, N C H 2C H 2); 6.97-7.13 (3H, м, Ар); 7.18-7.38 (7H, м, Ар); 7.51 
(1H, дд, J l =  8.3, J 2 =  2.0, Ар); 7.76 (1H, т, J  =  2.0, Ар); 8.06 (1H, дд, J l =
7.8, J 2 =  1.4, 10-CH); 10.33 (1H, с, NH). М +  (масс-спектрально) 529/531. 
Найдено, %: C  68.12; H 5.48; N  7.89; S 6.17. C 30H28C lN 3O 2S. Вычислено, 
%: C  67.97; H 5.32; N  7.93; S 6.05.

К-(4-Бромфенил)-2-{(5,5-диметил-4-оксо-3-фенэтил-3,4,5,6-тетрагидробен- 
зо[Ь]хиназолин-2-ил)тио}ацетамид (12). Вы ход 84%, т. пл. 202-203оС, Ry 0.74 
(этилацетат-изооктан, 1:2). И К-спектр, и, см"1: 1600 (C =  C  Ap); 1655
(C =  O); 3150-3320 (NH). С п ектр ЯМ Р 1Н (Д M CO -d6), 5, м.д., Гц: 1.33 (6H, 
с, 2 X C H 3); 2.74 (2H, с, 6-CH 2); 3.02 (2H, м, N C H 2C H 2); 4.18 (2H, с, SC H 2); 
4.20 (2H, м, N C H 2C H 2); 7.06 (1H, тд, J l =  7.5, J 2 =  1.3, Ар); 7.11 (1H, д, J
=  7.4, Ар); 7.18-7.39 (6H, м, Ар); 7.37 (2H, д, J  =  8.8, Ар); 7.58 (2H, д, J  =
8.8, Ар); 8.07 (1H, дд, J l =  7.8, J 2 =  1.4, 10-CH); 10.30 (1H, с, NH). Н айде
но, %: C  62.85; H 5.10; N  7.39; S 5.67. C 30H28BrN3O2S. Вычислено, %: C 
62.72; H 4.91; N  7.31; S 5.58.

К-Бензил-2-{(5,5-диметил-4-оксо-3-фенэтил-3,4,5,6-тетрагидробензо[Ь]хи- 
назолин-2-ил)тио}ацетамид (13). Вы ход 90%, т. пл. 100-101°С, Ry 0.75 (этил- 
ацетат-и зооктан , 1:2). И К-спектр, и, см"1: 1600 (C =  C  Ap); 1650 (C =  O); 
3150-3320 (NH). С п ектр ЯМ Р 1Н (A M CO -d6), 5, м.д., Гц: 1.34 (6H, с, 
2 X C H 3); 2.76 (2H, с, 6-CH 2); 3.04 (2H, м, N C H 2OH2); 4.06 (2H, с, SC H 2); 
4.19 (2H, м, N C H 2C H 2); 4.34 (2H, д, J  =  5.8, N C H 2); 7.12-7.36 (13H, м, Ар);
8.11 (1H, дд, J l =  7.6, J 2 =  1.4, 10-CH); 8.42 (1H, д, J  =  5.8, NH). Найдено, 
%: C  72.94; H 6.30; N  8.44; S 6.35. C ^ H ^ N ^ S .  Вычислено, %: C  73.05; H 
6.13; N  8.24; S 6.29.

2-{(5,5-Диметил-4-оксо-3-фенэтил-3,4,5,6-тетрагидробензо[Ь]хиназолин-2- 
ил)тио}-К-(3-трифторметилфенил)ацетамид (14). Вы ход 34%, т. пл. 160- 
161оС, Ry 0.61 (этилацетат-изооктан, 1:2). И К-спектр, и, см"1: 1600 (C =  C
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Ар); 1668 (C =  O); 3265 (NH). С п ектр ЯМ Р ^  (ДM CO -d6)| 5, м.д., Гц: 1.33 
(6H, с, 2 x  C H 3); 2.73 (2H, с, 6-CH 2); 3.07 (2H, м, N C H 2CH 2); 4.20 (2H, с, 
SC H 2); 4.21 (2H, м, N C H 2C H 2); 7.03 (1H, тд, J 1 =  7.5, J 2 =  1.0, Ар); 7.10 
(1H, д, J  =  7.5, 7-CH); 7.18-7.47 (8H, м, Ар); 7.90 (1H, д, J  =  8.3, Ар); 7.96 
(1H, т, J  =  2.3, Ар), 8.07 (1H, дд, J 1 =  7.7, J 2 =  1.1, 10-CH). М +  (масс- 
спектрально) 563. Найдено, %: C  66.25; H 5.12; N  7.59; S 5.87.
C 3iH 28F3N 3O2S. Вычислено, %: C  66.06; H 5.01; N  7.46; S 5.69.

2-{(5,5-Диметил-4-оксо-3-фенэтил-3,4,5,6-тетрагидробензоЩхиназолин-2- 
ил)ти о}^^-ди ф ен и лац етам и д (15). Вы ход 80%, т. пл. 217-219оС, Ry 0.78 
(этилацетат-изооктан, 1:2). И К-спектр, и, см"1: 1600 (C =  C  Ар); 1656 
(C =  O); 1676 (C =  O). С п ектр ЯМ Р 1Н (ДM CO -d6)| 5, м.д., Гц: 1.32 (6H, с, 
2 x  C H 3); 2.72 (2H, с, 6-CH 2); 3.00 (2H, м, N C H 2C H 2); 4.17 (2H, м, 
N C H 2C H 2); 4.24 (2H, с, SC H 2); 7.11-7.35 (8H, м, Ар); 7.40 (10H, шс, Ар); 
7.68 (1H, дд, J 1 =  7.7, J 2 =  1.4, 10-CH). Найдено, %: C  75.75; H 5.64; N 
7.49; S 5.67. C 36H33N 3O 2S. Вычислено, %: C  75.63; H 5.82; N  7.35; S 5.61.

2-(2-Гидроксготиламино)-5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигвдробензоЩхи- 
назолин-4(3Б)-он (16). С м есь  3.62 г (0.01 моля) ти оксохи н азоли н а 3 и 25 мл 
2-ам иноэтанола кипятят с обратны м  холодильником в течени е 20 ч. 
Реакционную  см есь охлаж даю т и добавляю т 100 мл холодной воды. Вы 
павш и й осадок отф и льтровы ваю т и п ерекри сталли зовы ваю т и з 60% эта 
нола. П олучаю т 2.9 г (74%) 2-(2-гидроксиэтиламино)-5,5-диметил-3-фен- 
этил-5|6-дигидробензо[h]хиназолин-4(3H )-она (16), т. пл. 130-132оС, Ry 
0.45 (этилацетат-хлороф орм, 2:5). И К-спектр: v, см"1: 1605 (C =  C  Ар); 
1635 (C =  N); 1664 (C =  O); 3200-3500 (NH, OH). С п ектр ЯМ Р 1Н (ДМ СО- 
d6), 5, м.д., Гц: 1.29 (6H, с, 2 x  C H 3); 2.69 (2H, с, 6-CH 2); 2.91 (2H, м, 
C H 2Ph); 3.58 (2H, м, O C H 2); 3.67 (2H, м, C H 2NH); 4.14 (2H, м, N C H 2); 4.48 
(1H, шс, OH); 6.80 (1H, т, J  =  5.0, NH); 7.09 (1H, м, Ар); 7.14-7.32 (5H, м, 
Ар); 7.37 (1H, м, Ар); 8.03 (1H, м, 10-CH). Найдено, %: C  74.20; H 6.86; N 
10.94. C 24H27N 3O2. Вычислено, %: C  74.01; H 6.99; N  10.79.

2-Гвдразино-5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигвдробешоЩ хиназолин-4(3Ц)- 
он (17). С м есь 23.0 г (0.63 моля) ти оксохиназолина 3 и 100 мл 100% гидра- 
зингидрата кипятят с обратны м  холодильником в течение 5 ч. Реакцион
ную см есь охлаж даю т и при перм еш ивании добавляю т 200 мл холодной 
воды. Вы павш ий осадок отф и льтровы ваю т и перекри сталли зовы ваю т из 
бутанола. П олучаю т 19.0 г (83%) 2-гидразино-5,5-диметил-3-фенэтил-5,6- 
дигидробензо[h]хиназолин-4(3H )-она (17), т. пл. 194-196оС. Ry 0.57 (бен- 
зол-этилацетат, 1:2). И К-спектр: v, см"1: 1600 (С =  С  Ар); 1635 (C =  N); 
1660 (C =  O); 3200-3350 (N H N H 2). С п ектр  ЯМ Р 1Н (Д М СО -dg), 5, м.д., Гц:
1.31 (6H, с, 2 x  C H 3); 2.71 (2H, c, 6-C H 2); 2.88 (2H, т, J  =  8.1, C H 2Ph); 4.08 
(2H, т, J  =  8.1, N C H 2); 4.22 (2H, шс, N H 2); 7.08-7.19 (2H, м, Ар); 7.21-7.29 
(4H, м, Ар); 7.35-7.40 (2H, м, Ар); 8.14 (1H, дд, J 1 =  7.1, J 2 =  2.0, 10-CH);
8.35 (1H, шс, NH). Найдено, %: C  73.38; H 6.90, N  15.66. C 22H24N 4O. В ы 
числено, %: C  73.31; H 6.71; N  15.54.
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5.5-Диметил-3-фенэтил-5,6-дигидробензоЩхиназолин-4(3Н)-он (18).
С м есь  2.6 г (0.0072 моля) 2-гидразино-5,5-диметил-3-фенэтил-5,6-дигидро- 
бензо[h]хиназолин-4(3H )-она (17), 0.56 г (0.01 моля) едкого кали и 35 мл 
этанола кипятят с обратны м  холодильником 15 ч, прибавляю т 15 мл во 
ды. Вы павш ий осадок отф ильтровы ваю т, пром ы ваю т водой и пере- 
кри сталли зовы ваю т из 75% этанола. П олучаю т 2.1 г (91%) 5,5-диметил-3- 
фенэтил-5|6-дигидробензо[h]хиназолин-4(3H )-она (18), т. пл. 114-142оС. Ry 
0.81 (бензол-этилацетат, 1:1). И К-спектр: v, см՜1: 1600 (С =  С  Ар); 1625 
(C =  N); 1658 (C =  C -C  =  O). С п ектр  ЯМ Р 1Н (Д М СО -dg), 5, м.д., Гц: 1.37 
(6H, с, 2 x  C H 3); 2.76 (2H, с, 6-CH 2); 3.03 (2H, т, J  =  7.5, C H 2Ph); 4.11 (2H, 
т, J  =  7.5, N C H 2); 7.10-7.31 (8H, м, Ар); 8.01 (1H, дд, J 1 =  7.1, J 2 =  2.0, 10- 
CH ); 8.07 (1H, с, С ^ .  Найдено, %: C  80.12; H 6.85; N  8.61. C 22H22N 2O. 
Вычислено, %: C  79.97; H 6.71; N, 8.48.

^[2-(5,5-Диметил-4-оксо-3-фенэтил-3,4,5,6-тетрагидробензоЩ хиназолин-
2-ил)гидразинокарбонотиоил]бензамид (19). С м есь  3.6 г (0.01 моля) 2-гидра- 
зи н обен зохи н азоли н а 17, 1.65 г (0.01 моля) бензоили зотиоц ианата и 30 мл 
этанола кипятят с обратны м  холодильником в течение 10 ч. Реакцион
ную см есь охлаж даю т и р азбавл яю т 10 мл воды. Вы павш ий осадок от
ф и льтровы ваю т, на ф и льтре пром ы ваю т 70 % этанолом  и суш ат на в о з
духе. П олучаю т 2.5 г (43%) № [2-(5,5-диметил-4-оксо-3-фенэтил-3,4|5|6- 
тетрагидробензо[Ь_]хиназолин-2-ил)гидразинокарбонотиоил]бензамида 
(19), т. пл. 206-208оС (из этанола). Ry 0.84 (бензол-этилацетат, 1:1). 
И К-спектр: v, см՜1: 1600 (С =  С  Ар); 1635 (C =  N); 1660 (C =  O); 1680 
(C =  O); 3180 (NH). С п ектр ЯМ Р 1Н (Д М СО -dg), 5, м.д.: 1.32 (6H, с,
2 x  C H 3); 2.73 (2H, с, 6-CH 2); 3.11 (2H, м, C H 2Ph); 4.24 (2Н, м, N C H 2); 7.11 
(1H, м, Ар); 7.17-7.35 (6H, м, Ар); 7.40-7.65 (5H, м, Ар); 8.11-8.17 (2H, м, 
Ар); 8.27 (1H, м, 10-CH); 9.76 (1H, с, NH); 11.57 (1H, с, NH); 13.45 (1Н, шс, 
NH). Найдено, %: C  68.97; H 5.77; N  13.49; S 6.28. C 30H29N 5O 2S. Вы числе
но, %: C  68.81; H 5.58; N  13.37; S 6.12.

6.6-Диметил-4-фенэтил-6,7-дигидробензоЩ[1,2,4]триазоло[4,3-а]хиназо- 
лин-5(4Н)-он (20). С м есь  2.6 г (0.0072 моля) 2-гидразинобензохиназолина 
17 и 25 мл этилового эф и ра ортом уравьиной кислоты  кипятят с об р ат
ным холодильником 6 ч. П осле удаления раствори теля остаток  пере- 
кри сталли зовы ваю т из этанола. П олучаю т 2.0 г (75%) 6,6-диметил-4-фен- 
этил-6|7-дигидробензо[h][1,2,4]триазоло[4,3-a]хиназолин-5(4H )-она (20), т. 
пл. 180-182оС, Rf 0.33 (бензол-этилацетат, 1:1). И К-спектр: v, см՜1: 1600 
(С =  С  Ар); 1619 (C =  N); 1651 (C =  O). С п ектр ЯМ Р 1Н (Д М СО -dg), 5, м.д.:
1.30 (6H, с, 2xC H 3); 2.78 (2H, с, 7-CH 2); 3.09 (2H, м, C H 2Ph); 4.38 (2Н, м, 
N CH 2); 7.14-7.21 (1H, м, Ар); 7.24-7.37 (5H, м, Ар); 7.41-7.51 (2H, м, Ар); 
7.88 (1H, м, Ар); 9.01 (1H, с, 1-CH). Найдено, %: C  74.57; H 5.99; N  15.12. 
C 23H22N 4O. Вычислено, %: C  74.57; H 5.99; N  15.12.

1-Меркапто-6,6-диметил-4-фенэтил-6,7-дигидробензоЩ[1,2,4]триазо- 
ло[4,3-а]хиназолин-5(4Н)-он (21). С м есь  3.6 г (0.01 моля) 2-гидразинобензо-
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хиназолина 17, 8 мл сероуглерода и 8 мл пиридина кипятят с обратны м  
холодильником в течени е 15 ч, прибавляю т 30 мл воды и подкисляю т 
20% соляной кислотой до кислой реакции (универсальная индикаторная 
бумага). Вы павш ий осадок отф ильтровы ваю т, пром ы ваю т водой и пе- 
рекри сталли зовы ваю т из см еси  ацетон-вода. П олучаю т 3.2 г (80%) 1-мер- 
капто-6,6-диметил-4-фенэтил-6,7-дигидpобензо[h][1,2,4]тpиазоло[4,3-a]хи- 
н а з о л и н ^ ^ ^ - о н а  (21), т. пл.159-160оС, Ry 0.78 (бензол-этилацетат, 1:1). 
И К-спектр: v, см-1: 1600 (С =  С  Ар); 1627 (C =  N); 1671 (C =  O); 3280 (NH). 
С п ектр ЯМ Р 1Н (Д М СО -dg), 5, м.д., Гц: 0.95 (3H, шс, C H 3); 1.50 (H, шс, 
C H 3); 2.76 (2H, шс, 7-CH 2); 3.03 (2H, т, J  =  8.0, C H 2Ph); 4.20 (2H, т, J  =
8.0, N C H 2); 7.15-7.39 (8H, м, Ар); 7.58 (1H, д, J  =  7.0, 11-CH); 13.86 (1H, с, 
SH). Найдено, %: C  68.78; H 5.37; N  13.80; S 8 .12.C23H22N 4OS. Вычислено, 
%: C  68.63; H 5.51; N  13.92; S 7.97.

6.6-Диметил-1-метилтио-4-фенэтил-6,7-дигидробензо[Ь][1,2,4]триазо- 
ло[4,3-a]хиназолин-5(4H)-он (22). С м есь  2.0 г (0.005 моля) м еркап тотри азола 
21, 0.28 г (0.005 моля) гидроксида калия и 25 мл абсолю тного этанола ки
пятят с обратны м  холодильником 30 мин, затем  прибавляю т 0.85 г 
(0.006 моля) метилйодида и продолж аю т кипячение ещ е 12 ч. П осле ох
лаж дения прибавляю т 15 мл воды. О садок отф и льтровы ваю т и пере- 
кри сталли зовы ваю т из этанола. П олучаю т 1.8 г (86%) 6,6-диметил-1-ме- 
тилтио-4-фенэтил-6,7-дигидpобензо[h][1,2,4]тpиазоло[4,3-a]хиназолин- 
5 ( 4 ^ ^ ^  (22), т. пл.132-135оС, Ry 0.55 (бензол-этилацетат, 2:1). ИК- 
спектр: V, см՜1: 1600 (С =  С  Ар); 1635 (C =  N); 1663 (C =  O). С п ектр  ЯМ Р 
1Н (Д М СО -dg), 5, м.д., Гц: 0.84 (3H, шс, C H 3); 1.65 (3H, шс, C H 3); 2.65 (2H, 
c, SC H 3); 2.85 (2H, шс, 7-C H 2); 3.08 (2H, т, J  =  8.0, C H 2Ph); 4.34 (2H, т, J  
=  8.0, N C H 2); 7.13-7.48 (9H, м, Ар). Найдено, %: С  69.29; H 5.98; N  13.26; 
S 7.59. C 24H24N 4OS. Вычислено, %: C  69.20; H 5.81; N  13.45; S 7.70.

6.6-Диметил-1-этилтио-4-фенэтил-6,7-дигидробензо[Ь][1,2,4]триазоло[4,3- 
a]хиназолин-5(4H)-он (23). Аналогично и з 2.0 г (0.005 моля) м еркап тотри 
азол а  21, 0.28 г (0.005 моля) гидроксида калия и 0.78 г (0.005 моля) этилйо- 
дида получают 1.9 г (88%) 6,6-диметил-1-этилтио-4-фенэтил-6,7-дигидро- 
бензо[h][1,2,4]тpиазоло[4,3-a]хиназолин-5(4H )-она (23), т. пл.144-146оС, Ry 
0,60 (бензол-этилацетат, 2:1). И К-спектр: v, см"1: 1600 (С =  С  Ар); 1620 
(C =  N); 1667 (C =  O). С п ектр ЯМ Р 1Н (Д М СО -dg), 5, м.д., Гц: 0.85 (3H, шс, 
C H 3); 1.36 (3Н, т, J  =  7.3, C H 2CH 3); 1.64 (3H, шс, C H 3); 2.83 (2H, шс, 7- 
C H 2); 3.08 (2H, т, J  =  8.0, C H 2Ph); 3.19 (2H, к, J  =  7.3, SC H 2); 4.34 (2H, т, 
J  =  8.0, N C H 2); 7.13-7.48 (9H, м, Ар). Найдено, %: С  69.63; H 6.24; N 
13.18; S 7.35. C 25H26N 4O S. Вычислено, %: C  69.74; H 6.09; N  13.01; S 7.45.

1-Аллилтио-6,6-диметил-4-фенэтил-6,7-дигидробензоЩ[1,2,4]триазо- 
ло[4,3-a]хиназолин-5(4H)-он (24). Аналогично из 2.0 г (0.005 моля) м еркап 
тотри азола 21, 0.28 г (0.005 моля) гидроксида калия и 0.61 г (0.005 моля) 
аллилбромида получаю т 1.7 г (76%) 1-аллилтио-6,6-диметил-4-фенэтил-
6,7-дигидpобензо[h][1,2,4]тpиазоло[4,3-a]хиназолин-5(4H )-она (24), т. пл.
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180-182оС, Ry 0.67 (бензол-этилацетат, 2:1). И К-спектр: v, см"1: 1600 (С =  С 
Ар); 1615 (C =  C); 1667 (C =  O). С п ектр  ЯМ Р 1Н (Д М СО -dg), 5, м.д., Гц: 
0.86 (3H, ш, C H 3); 1.64 (3H, ш, C H 3); 2.83 (2H, ш, 7-CH 2); 3.08 (2H, м, 
C H 2Ph); 3.80 (2Н, д, J  =  7.0, SC H 2); 4.34 (2H, м, N C H 2); 5.08 (1Н, д, J  =
10.0, =  C H 2); 5.22 (1Н, д, J  =  17.0, = C H 2); 5.87 (1Н, ддт, J l =  17.0, J 2 =
10.0, J 3 =  7.0, =  CH); 7.16 (1Н, м, Ар); 7.22-7.48 (8H, м, Ар). Найдено, %: C 
70.44; H 5.77; N  12.84; S 7.43. C 26H26N 4OS. Вычислено, %: C  70.56; H 5.92; 
N  12.66; S 7.25.

2-[(6,6-Диметил-5-оксо-4-фенэтил-4,5,6,7-тетрагидробензоЩ[1,2,4]триазо- 
ло[4,3-а]хиназолин-1-ил)тио]этилацетат (25). Аналогично из 2.0 г (0.005 мо
ля) м еркап тотри азола 21, 0.28 г (0.005 моля) гидроксида калия и 0.62 г 
(0.005 моля) этилового эф и р а м онохлоруксусной кислоты  получаю т 2.0 г 
(82%) 2-[(6,6-диметил-5-оксо-4-фенэтил-4|5|6|7-тетрагидробензо[Ь.][1|2|4]
триазоло[4,3-а]хиназолин-1-ил)тио]этилацетата (25), т. пл. 163-165оС, Ry 
0.67 (бензол-этилацетат, 2:1). И К-спектр: v, см"1: 1600 (С =  С  Ар); 1612 
(C =  C); 1652 (C =  O); 1743 (C =  O). С п ектр  ЯМ Р 1Н (ДM CO -d6)| 5, м.д., Гц: 
0.87 (3H, ш, C H 3); 1.26 (3Н, т, J  =  7.0, C H 2CH 3); 1.63 (3H, ш, C H 3); 2.83 
(2H, ш, 7-CH 2); 3.07 (2H, м, C H 2Ph); 3.95 (2H, с, SC H 2); 4.14 (2H, к, J  =
7.0, O C H 2); 4.34 (2H, м, N C H 2); 7.16 (1H, м, Ар); 7.22-7.35 (5H, м, Ар); 
7.37-7.50 (3H, м, Ар). Найдено, %: C  66.49; H 5.65; N  11.62; S 6.43. 
C 27H28N 4O 3S. Вычислено, %: C  66.37; H 5.78; N  11.47; S 6.56.

1-Бензилтио-6,6-диметил-4-фенэтил-6,7-дигидробешоЩ[1,2,4]триазо- 
ло[4,3-а]хиназолин-5(4Н)-он (26). Аналогично из 2.0 г (0.005 моля) м еркап 
тотри азола 21, 0.28 г (0.005 моля) гидроксида калия и 0.64 г (0.005 моля) 
бензилхлорида получаю т 2.0 г (81%) 1-бензилтио-6,6-диметил-4-фенэтил- 
6|7-дигидробензо[h][1,2,4]триазоло[4,3-a]хиназолин-5(4H )-она (26), т. пл. 
133-135оС, Ry 0.79 (бензол-этилацетат, 1:2). И К-спектр: v, см՜1: 1600 (С =  С 
Ар); 1612 (C =  C); 1656 (C =  O). С п ектр  ЯМ Р 1Н (A M CO -d6), 5, м.д., Гц: 
0.84 (3H, шс, C H 3); 1.60 (3H, шс, C H 3); 2.84 (2H, шс, 7-CH 2); 3.08 (2H, т, J  
=  8.0, CH 2Ph); 4.31 (2H, шс, SC H 2); 4.34 (2H, т, J  =  8.0, N C H 2); 7.13-7.4 5 
(14 H, м, Ар). Н айдено, %: C  73.02; H 5.61; N  11.47; S 6.38. C 30H28N 4O. 
Вычислено, %: C  73.14; H 5.73; N  11.37; S 6.51.

2-[(6,6-Диметил-5-оксо-4-фенэтил-4,5,6,7-тетрагидробензоЩ[1,2,4]триазо- 
ло[4,3-а]хиназолин-1-ил)тио]-^фенилацетамид (27). Аналогично из 2.0 г 
(0.005 моля) м еркап тотри азола 21, 0.28 г (0.005 моля) гидроксида калия и 
0.85 г (0.005 моля) N -ф енилхлорацетам ида получаю т 1.7 г (65%) 2-[(6,6-ди- 
метил-5-оксо-4-фенэтил-4,5|6|7-тетрагидробензо[Ь.][1,2,4]триазоло[4,3-а] 
хиназолин-1-ил)тио]-№ ф енилацетам ида (27), т. пл.118-120оС. Ry 0.58 (бен- 
зол-этилацетат, 2:1). И К-спектр: v, см"1: 1600 (С =  С  Ар); 1616 (C =  N); 
1668 (C =  O); 33450 (NH). С п ектр  ЯМ Р 1Н (Д M CO -d6)| 5, м.д., Гц: 0.87 (3H, 
шс, C H 3); 1.64 (3H, шс, C H 3); 2.92 (2H, шс, 7-CH 2); 3.06 (2H, т, J  =  8.0, 
C H 2Ph); 4.01 (2H, шс, S C H 2); 4.33 (2H, т, J  =  8.0, N C H 2); 6.98 (1H, м, Ар);
7.13-7.35 (8H, м, Ар); 7.37-7.57 (5H, м, Ар); 10.12 (1Н, с, NH). Найдено, %:
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C 69.34; H 5.52; N  13.17; S 5.81. C ^ t t ^ O ^ .  Вычислено, %: C  69.51; H 
5.46; N  13.07; S 5.99.

5,5-Դ ԻՄ ԵԹ ԻԼ-3-Ֆ Ե^Թ ԻԼ-2-Թ ԻՕ ՔՍ Ո -2,3,5,6- 
Տ Ե Տ Ր Մ Տ Ի Դ Ր Ո Բ ^  8П [Ь ]Ь Ь Ъ и ^ Щ Ь Ъ -4 (Ш )-П Ъ Ь  Մ Ծ Մ ^ Ց Մ Լ ^ Ր Ի  

и Ь Ъ ^ Ъ ^ С , Փ Ո Խ Մ Ր Կ Ո Ւ Մ ^Ր Բ  ԵՎ ՄЪՏԻԲՄԿՏԵՐԻՄԼ 
Հ Մ Տ Կ Ո Ւ Թ Ց Ո Ւ ^Ե Ր Բ

Մ. Ի. ՄՄՐԿՈՍՑՄՆ, Ս. Հ. ԳՄԲՐԻԵԼՑՄՆ, Ъ. Մ. Թ-ՈՐՇԻՐԶՄԴ,
Տ. Մ. ՄՎՄԿԻՄՑՄՆ к  Հ. Մ. ՍՏԵՓՄՆՑՄՆ

1-Ամէնո-3,3-դէմեթէլ-3,4-դէՀէդրոնավթայփն-2-էթէլկարբօքսէլատէ և  ֆ են էթ էէզո -  
թէոցէանատէ փոխազդեցությամբ սէնթեզվել է  5 ,5-դէմեթ էլ-3- ֆենէթէլ-2-թէօքսո-
2,3,5,6-տետրաՀէդրոբենզո [ հ]խէնազոլին-4(1ա)-ոնբ, որբ փոխարկվել է 2-թէոտեղակաբ- 
վահ-, 2-(2-Հէդրօքսէէթէլամէնո)- և  2-Հէդրազյէնոաե-անցյախերէ: Վեր^էնս կալէումէ 
ՀէգրօՔՍէդ է ներկայությամբ ճեղքվում է 5,5-դէմեթէլ-3-ֆենէթէլ-5,6-դէՀէդրոբենզո [h ]  
խէնազոլէն~4(3ա)~ոնէ: 2-Հէդրազէնո -5,5-դէմեթէր3-ֆենէթէր5,6~դէՀէդրոբենզո[հ]խ է-
նազոլին~4(3ա) -ոնէ և  բենզոէլէզոթէոցէանատէ փոխազդեցությամբ սէնթեզվել է թէո- 
լյեմէկարբազէդէ աեանցյալր: Եղելով 2-Հէդրազյէնոբենզո[հ]խէնազոլյէնէց, սէնթեզվել են 
6,6~դէմեթէլ-4~ֆենէթէլ-6 ,7~դէՀէդրոբենզո[h ][1,2,4]տրէազոլո[4,3~<շ]խէնազոլին~ 
5(4ա)~ոնր և  1-մերկա պ տ ո-6,6-դէմեթէլ-4-ֆենէթէլ-6,7-դէՀէդրոբենզո[հ][1,2,4] տրէա- 
զոլո[4,3-օ.]խէնազոլէն-5(4№)-ոնր: Վեր^էնս ալկէլացմամբ փոխարկվել է 1-թէոտեղակալ- 
վաե 6,6-դէմեթէլ-4-ֆենէթէլ~6 ,7~դէՀէդրոբենզո[h ][1 ,2 ,4 ]  տրէազոլո[4,3~<շ]խէնազոլին~ 
5(4ա)~ոններէ: Սէնթեզվաձ մէա ցությո^ներէց մէ քանէսր ցուցաբերել են Հակաբակ- 
տերէալ Հատկություններ գրամդրական և  գրամբացասական մէկրոբներէ նկատմամբ:

SY N TH ESIS, CO NVERSIO N S AND A N T IBA C TER IA L A CTIV ITY 
OF D ERIV ATIV ES OF 5,5-DIM ETHYL-3-PHENETHYL-2-THIOXO-2,3,5,6- 

TETRAH YD RO BENZO  [h] QUINAZOLIN-4(1H)-ONE

A. I  MARKOSYAN, S. H. GABRIELYAN, N. M. TORSHIRZAD,
J. A. AVAKIMYAN and H. M. STEPANYAN

The Scientific and Technological Centre of Organic 
and Pharmaceutiical Chemistry NAS RA 

A. L. Mnjoyan Institute of Fine Organic Chemistry 
26, Azatutyan Str., 0014, Yerevan, Armenia 

Phone/fax: (374 10) 285291 
E-mail: markosyan@netsys.am

By condensation o f 1-amino-3,3-dimethyl-3,4-dihydronaphthalene-2- 
ethylcarboxylate with phenethylisothiocyanate was synthesized 5,5-dimethyl-3- 
phenethyl-2-thioxo-2,3,5,6-tetrahydrobenzo[h]quinazolin-4(1H)-one, which is 
transferred to the 2-thiosubstituted-, 2-(2-hydroxyethylamino)- and 2-hydrazino 
derivatives. The latter, in the presence o f potassium hydroxide splits into 5,5-dimethyl-3- 
phenethyl-5,6-dihydrobenzo[h]quinazolin-4(3H)-one. The thiosemicarbazide derivative 
is synthesized by condensation o f 2-hydrazino-5,5-dimethyl-3-phenethyl-5,6- 
dihydrobenzo[h]quinazolin-4(3H)-one with benzoylisothiocyanate. On the basis o f 2- 
hydrazinobenzo[h]quinazoline 6,6-dimethyl-4-phenethyl-6,7-dihydrobenzo[h][1,2,4]
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triazolo[4,3-a]quimzolin-5(4H)-one and 1-mercapto-6,6-dimethyl-4-phenethyl-6,7- 
dihydrobenzo[h][1,2,4]triazolo[4,3-a]quinazolin-5(4H)-one are synthesized. The latter is 
transferred to 1-thiosubstituted 6,6-dimethyl-4-phenethyl-6,7-dihydrobenzo[h][1,2,4] 
triazolo[4,3-a]quinazolin-5(4H)-ones. Some of the synthesized compounds showed 
antibacterial activity against Gram-positive and Gram-negative bacteria.
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