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Обобщены результаты исследований по синтезу и биологическим свойствам производ-

ных бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолина. В синтезе последних широко используются класси-

ческие подходы, основанные на конденсации замещенных 1,2-диаминобензолов с 2-амино-

бензойными кислотами и замыкании цикла введением одноуглеродного фрагмента в промежу-

точный 2-(1Н-бензо[d]имидазо-2-ил)анилин, а также реакции замещенных 2-карбоксиметилфе-

нилизотиоцианатов с 1,2-диаминобензолом и взаимодействие 2-арил-бензоксазин-4(3Н)онов с 

1,2-диаминобензолом. 

Разработаны новые методологии, основанные на окислительном С-Н-аминировании 2-

ариламинопроизводных, синтезированных, в свою очередь, из 2-(2-бром-, йодфенил)бензими-

дазолов по реакции Ульмана в присутствии солей меди, а также окислительном и неокисли-

тельном C-N-сочетании 4-анилинохиназолин- и 3-арил-4-имино-3,4-дигидрохиназолин-2-кар-

бонитрилов, инициируемом солями меди и палладия в присутствии окислителей и лигандов. 

Согласно данным биологических исследований, производные бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хи-

назолина, имеющие планарное строение, обладают аффинитетом к ДНК и рассматриваются 

как потенциальные противоопухолевые и противовирусные соединения. Ввиду того, что об-

щее число работ по обсуждаемой теме относительно невелико, в обзор включены публикации 

преимущественно за последние 15 лет. 

Библ. ссылок 53. 
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Последние два десятилетия характеризуются непрерывно растущим 

интересом к синтезу и изучению различных полициклических азагете-

роциклических систем, многие из которых проявляют широкий спектр 

физиологической активности и рассматриваются как важные скаффол-

ды в синтезе новых препаратов медико-фармацевтического назначения, 

а некоторые имеют также и техническое применение [1,2]. 

Помимо этого, исследования в области синтеза полициклических 

азагетероциклов неразрывно связаны с расширением границ уже из-

вестных и развитием и применением новых методологий активирования 

и создания новых С-С, С-N-связей для осуществления гетероциклиза-

ций различного типа с использованием новых реагентов, катализаторов, 

растворителей и условий для проведения реакций. 

Среди полициклических азагетероциклов наше внимание привлекла 

тетрациклическая система бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолина, объеди-

няющая в структуре элементы двух фармакофорных гетероциклических 

систем – хиназолинa (бензопиримидинa) и бензимидазола (структурно-

го изостера пурина). 

 

N

N

N 1

2

3

45

6

8

9

10 11

1 Бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолин

7

12

 

Бензо[4,5]имидазо[1,2-с]хиназолин (1) 

Несмотря на то, что синтезу и изучению биологических свойств 

бензимидазолов и хиназолинов посвящено значительное число работ, 

гетероциклическая система бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолина недоста-

точно изучена, сведения о ней носят несколько фрагментарный харак-

тер и обсуждаются лишь вместе с другими гетероциклическими систе-

мами [3-6]. В связи с этим возникала необходимость обобщения имею-

щихся в литературе данных по синтезу и биологическим свойствам 

производных бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолина, что позволило бы соз-

дать рациональную базу для дальнейших исследований в этой области. 

Синтезы бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолинов. 

В основе большинства синтезов различных производных обсуждае-

мой гетероциклической системы лежит классический синтез, заключаю-

щийся во взаимодействии 1,2-бензолдиамина (2) с 2-аминобензойной 

кислотой (3) в условиях кислотного катализа [7], наиболее эффективно-

го в ПФК, приводящего к получению ключевого 2-(2-аминофе-

нил)бензимидазола (4). Последний получают также взаимодействием 

диамина 2 с 2-нитробензальдегидом с последующим восстановлением 2-

(2-нитрофенил)бензимидазола (5), либо ацилированием 2-нитроанилина 
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хлорангидридом 2-нитробензойной кислоты, восстановлением получен-

ного динитропроизводного в аминоамид 6 и последующей циклодегидра-

тацией в бензимидазол 4. Взаимодействие последнего с одноуглеродны-

ми синтонами типа CS2, тиомочевины, мочевины, а также с альдегида-

ми, кислотами и их производными, [8-24], с солью Аппеля [25] сопро-

вождается замыканием пиримидинового цикла, приводя к образованию 

замещенных бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолинов 7 по нижеприведен-

ной схеме 1. 

Схема 1 
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Недавно была описана катализируемая Pd(OAc)2 аэробная окисли-

тельная конденсация соединения 4 с трет-бутилизоцианидом в при-

сутствии молекулярного сита, приводящая к образованию N6-(трет-бу-

тилсульфанил)бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолина 7 (X= NHBut) [26]. 

Для получения 6-сульфанилбензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолинов 7 

(X= SH) бензимидазол 4 вводят во взаимодействие с CS2 и КОН в мета-

ноле [10, 17]. 6-Алкил- и арилпроизводные 7 (X=Alk, Ar) получаются ки-

пячением диамина 4 с ортоэфирами в этаноле или при микроволновом 

излучении [9], а 6-(1,3-бензоксазол-2-ил- или 1,3-бензтиазол-2-ил)произ-

водные – в тех же условиях в присутствии P2S5 в качестве катализато-

ра [12]. При введении в эту реакцию альдегидов или хлорангидридов 

кислот лучшие результаты достигаются мягким нагреванием реагентов 

в ледяной АсОН или в смеси этанола с АсОН [5,13,19]. 

Оригинальный подход к синтезу 6-сульфанилбензо[4,5]имидазо[1,2-

c]хиназолинов, заключающийся во взаимодействии замещенных 2-кар-
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боксиметилфенилизотиоцианатов 8 с 1,2-бензолдиамином, был исполь-

зован в работе [27]. Интересно, что из двух возможных направлений 

циклизации промежуточного 3-(2-аминофенил)хиназолин-2-тиоксо-4-она 

9 неожиданно реализуется только одно, приводящее к образованию 3-

замещенного бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолин-6(5Н)-тиона 10a. Алки-

лированием последнего авторами были получены продукты S-алкилиро-

вания 11 (схема 2). 

Схема 2 
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Предложен также метод синтеза бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназоли-

нов 7 реакцией замещенных 2-арилбензоксазин-4(3Н)онов 12 (получае-

мых, в свою очередь, из соответствующих антраниловых кислот и 

ароилхлоридов) с 1,2-бензолдиамином (схема 3) [28-34]. 

 

Схема 3 
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X = Alk, Ar  

По методу, предложенному в работе [35], соединение 5 ацилируют 

ароилхлоридами ArCOCl (Ar = Ph, 4-(Cl, F, MeO, NO2)C6H4), восстанов-

ливают полученные амиды 14 порошкообразным железом в смеси 

АсОН-Н2О-этанол, после чего имеет место перегруппировка, приводя-

щая к образованию 2-(2-арилкарбоксамидо)фенилбензимидазолов 15. 

Последние в условиях микроволнового излучения на твердом неоргани-

ческом носителе (SiO2-MnO2) образуют целевые бензо[4,5]имидазо[1,2-

c]хиназолины 7 (X= Ar) с умеренными выходами (схема 4). 
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Схема 4 
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Другой метод синтеза бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолинов заклю-

чается в восстановлении 2-бензиламино-3-(2-нитрофенил)-3,4-дигидро-4-

хиназолинона 16 в 3-(2-аминофенил)хиназолинон 17, который после об-

работки PCl5 в кипящем толуоле превращается в бензо[4,5]имидазо[1,2-

c]хиназолин-6-амин 7 (X =NH2) [36] (схема 5). 

Схема 5 
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Разработан эффективный каскадный метод синтеза производных 

бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолинов реакцией 2-(2-бром-, хлор)фенил-

бензимидазолов 18 с амидинами или гуанидином в присутствии CuI / 

K3PO4 в ДМСО по схеме 6 [37]. 

Схема 6 

N
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19 (X = NH2, Alk)

CuI / K3PO4

ДМСО

18  

К описанному методу примыкают два других, один из которых ос-

нован на окислительном С-Н-аминировании получающихся из 2-(2-

бром-, иодфенил)бензимидазолов по реакции Ульмана 2-ариламино-

производных 20 в системе Cu(OАc)2/K2CO3 в ДМСО [38] (схема 7), а 

второй – на трехкомпонентной окислительной аэробной конденсации 

2-(2-галофенил)бензимидазолов 18 (R =H), ароматических альдегидов и 

NaN3 (в качестве источника атома азота) в присутствии порошка меди, 

L-пролина и Cs2CO3 (схема 8) [39]. 
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Схема 7 
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Схема 8 

18 (R = H) + NaN3 + ArCHO
Cu / L- Пролин

Cs2CO3 / 80
o
C

19 (R =H, X = Ar)

 

В последние годы разработан принципиально новый синтетический 

подход к получению 6-CN-производных бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназо-

лина 7 (X = CN) внутримолекулярным окислительным и неокислитель-

ным C-N-сочетанием 4-анилинохиназолин-2-карбонитрилов 21 (схемы 

9,10) и 3-арил-4-имино-3,4-дигидрохиназолин-2-карбонитрилов 22 (схема 

11) [6]. 

Схема 9 
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В случае несимметрично замещенных 4-анилинохиназолинов 23 

образуется смесь изомеров в соотношении, отражающем стерические 

затруднения в реакции C-N-сочетания. Оптимальными условиями для 

окислительной циклизации 4-анилинохиназолинов является использова-

ние фенилиодония диацетата (PIDA) в присутствии соокислителя три-

флата меди CuO(Tf)2 в смеси АсОН/Ас2О или фенилиодония бис(три-
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фторацетата) (PIFA) в трифторуксусной кислоте. Реакция же 4-(2-брома-

нилино)-2-хиназолинкарбонитрила 24 протекает в отсутствие окислите-

ля по типу неокислительного C-N-сочетания, катализируемого металла-

ми. 

Схема 10 

N

N

HN

Br

CN

24

7 (X = CN)

Pd(OAc)2 (10моль%)

BINAP (10моль%) / K2CO3 (1экв), MePh
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1,10-фенантролин / K2CO3 (1экв), MeCN

CuI (10моль%)

 

Оптимальным условием для данного превращения является исполь-

зование следующих реагентов: Pd (II) ацетата, BINAP (2,2’-бис(дифенил-

фосфино)-1,1’-бинафтила) в качестве лиганда и К2СО3 в качестве осно-

вания в среде толуола (выход 85%), либо CuI, 1,10-фенантролина и 

К2СО3 в среде ацетонитрила (выход 93%), соответственно. 

Попытки окислительного C-N-сочетания 3-арил-4-имино-3,4-дигид-

рохиназолин-2-карбонитрилов 22a в условиях синтеза бензо[4,5]имида-

зо[1,2-c]хиназолинов 19 (X = CN) из 4-анилинопроизводных 21 не увен-

чались успехом. Вместе с тем, вариант неокислительного сочетания 4-

иминохиназолина 22b в присутствии Pd и PPh3 в качестве лиганда поз-

волил получить целевые соединения с выходами 90-97% (схема 11). 

Схема 11 
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По сходной схеме, взаимодействием 2-аминобензонитрила с три-

флатом ди-(2-бромфенил)иодония в присутствии трифлата меди, полу-

чается замещенный 3-(2-бромфенил)-4-иминохиназолин 25, который в 

условиях реакции Ульмана (Cu, K2CO3) гладко превращается в замещен-

ный 6-(2-аминофенил)бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолин 26 [40]. 
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Недавно китайскими авторами осуществлен синтез замещенных 2,3-

бис(2-метоксиэтокси)бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолинов 27 окисли-

тельной циклизацией 6,7-бис(2-метоксиэтокси)-N-арилхиназолин-4 -ами-

нов с помощью PIDA в среде гексафторизопропанола в отсутствие ка-

ких-либо катализаторов на основе металлов [41]. 

N
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O

O

O

27

R = H, 9-Me, 9-OMe, 9-OEt,

9-F, 9-Cl, 9-Br, 9-I, 9-CF3,9-C(O)CH3,

10-Cl, 10-OMe,8,11-OMe, C CH10

 

Взаимодействием дизамещенных 2-(2-аминофенил)бензимидазолов 

28a-d с диэтиловым эфиром ацетилендикарбоновой кислоты синтезиро-

ваны 6,6-дизамещенные бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолины 29a-d. Од-

нако в случае монозамещенных бензимидазолов 28b,c имеет место обра-

зование трудноразделяемой смеси двух возможных изомеров [42]. 
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Получены комплексы 5H-бензимидазо[1,2-c]хиназолин-6-тиона с 

оловом, свинцом, рутением [43,44], а динафтильное производное бенз-

имидазохиназолина 30 предложено в качестве флуоресцентного зонда с 

высокой селективностью к цианид-ионам [45]. 

N
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N

N

HO

HO30

 

Поскольку было известно, что производные бензо[4,5]имидазо[1,2-

c]хиназолинов обладают высокой биологической активностью, были 

синтезированы новые S-алкилированные производные 31-34 (схема 12) 

[46,47]. 
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Схема 12 
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S
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S

N

N

N

S
N N

N

S

N

N

NH2

7 (X =SH)31a-e 34

32 33

31a-e: Ar = 2-ClC6H4 (a), 4-OMe3NO2C6H3 (b), 2,4-Me2C6H3 (c), 2,4,6-Me3C6H4 (d), 4-FC6H4 (e)

Ar

 

Биологические свойства бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолинов. 

Предпосылками для синтеза и изучения замещенных бензо[4,5]ими-

дазо[1,2-c]хиназолинов 35a-d в качестве интеркалирующих в ДНК моле-

кул и потенциальных противоопухолевых соединений послужили дан-

ные рентгеноструктурного анализа, подтверждающие плоское строение 

последних [5,17,18,48-50]. 

N

N

N

35a

R
1

N

N

N

X

N

N

N

X

Y = (CH2)nNHR(CH2)n,

n = 2-4; R = H, Me; X = NH

Y

35c,d

R
1
= H,SH, SR

2
,NHAlk, NHAr,CN,

N

N
H

R
3

35a:

35c:

,

R

R = H, 2-Me, 2-Cl, 3-Cl, 3-NO2

(CH2)nN(R
3
)2, n = 1-3

35d: X = S; Y = (CH2)n; n = 1,2

([CH2)nNHMe](CH2)n

N

N

N

35b

(CH2)n

N

X

Y

35b: X = CH2,CHMe,

O, NMe;Y = H, Me
n = 1,2

R

R = H, 2-Me, 2-Cl,

3-Cl, 3-NO2  

Показано, что соединение 35a (R=H, R1=NH(CH2)2N(CH2)5) [47,48] 

и ряд соединений 35b (R=H) [5] обладают аффинитетом к ДНК, взаимо-

действуя с ней по интеркаляционному механизму, а первое из них и 

соединение 35c (X=NH(CH2)3, Y=NMe) обладают также умеренной ци-

тотоксичностью in vitro на клетках рака толстой кишки HT-29, хотя в 

экспериментах на моделях меланомы человека LOX и опухоли MX-1 in 

vivo они оказались неактивными. Аффинитетом к РНК и ДНК обладает 

соединение 35a (R=3-NO2, R
1=NH(CH2)3N(CH2)5), а цитотоксическими 
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свойствами in vitro в отношении клеток лейкемии L-1210, человеческой 

карциномы HT-29 и CX-1, саркомы MG-63 _ соединение 35a (R=H, 

R1=NH(CH2)3N(CH2)5) [17]. Бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолины 35b 

проявляют также выраженную противовирусную активность [51], оче-

видно, посредством интерферон-опосредованного механизма, т. е. яв-

ляются индукторами интерферона [5]. 

В ряду 6-арил-5,6-дигидробензо[4,5-c]имидазо[1,2-c]хиназолинов 36 

выявлена фунгицидная активность в отношении дерматофитов T. 

rubrum и E.floccosum только у соединения с электронодонорными за-

местителями в фенильной группе, при этом метильные группы в фраг-

менте хиназолина оказывают неблагоприятное влияние на активность 

[13]. Синтезированные в работе [19] моно- и бис-6-арилбензо[4,5-c]ими-

дазо[1,2-c]хиназолины 37 (X =Ar), 38 проявляют антибактериальную ак-

тивность в отношении ряда грамположительных и грамотрицательных 

бактерий и фунгицидную активность (препараты сравнения – ампи-

циллин и кетоконазол, соответственно), более выраженную среди бис-

производных пиридина и тиофена. 

N

N

N

X

N

N

N

Ar

N

N

N
3837 (X=Ar, Het)

 37: X= Ph; 2-пиридил; 2-тиенил;

1,2-фенил; 1,3-фенил;

1,4-фенил

2,6-пиридил; 2,5-тиенил 38: Ar =

2,4-Cl2C6H3

2,6-Cl2C6H3,3,5-Cl2C6H3,

N
H

N

N

Ar

R

R

36

Ar = Ph, 4-(Cl,Br,F)C6H4,

4-OMeC6H4, 3,4,5-(OMe)3C6H2

36:

2-пирролил,

4-NO2C6H4. R = H, Me

2-фурил;

 

В дальнейшем теми же авторами с целью изучения антибактериаль-

ных и фунгицидных свойств синтезирован новый ряд 6-Ar-бен-

зо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолинов 37 с ароматическими и гетероцикли-

ческими заместителями, причем упомянутая активность обнаружена у 

соединений с 4-нитрофенил-, 3-пиридинил- и 1-изохинолилзаместителя-

ми [20]. У сходного ряда изомерных 6-(дигалогенарил)замещенных бен-

зо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолинов 37 при испытании антибактериальных 

и фунгицидных свойств выявлена противогрибковая активность только 

в отношении штамма A.niger, хотя и меньшая по сравнению с контроль-

ным препаратом клотримазолом [24]. 

Серия N5-замещенных производных 5,6-дигидробензо[4,5]имида-

зо[1,2-c]хиназолин-6-тиона 39, 40 была синтезирована по реакции Ман-

ниха исходного бензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолина 7 (X=SH) в тауто-

мерной тион-форме со вторичными аминами и кетонами [21]. 
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N
H

N

N

X

7 (X= S)

N

N

N

S

R

N

N

N

S
O

R

39

40

39: R = NMe2, NEt2, N ON,

40: R = H, NO2, OH, OMe

 

Соединения 39,40 проявляют некоторую активность в отношении 

штаммов бактерий S. aureus E. fecalis, P. aeruginosa и E. coli, уступая, од-

нако, контрольному препарату ампициллину. 

Согласно данным исследований антибактериальной и фунгицидной 

активности 3-[бензимидазо(1,2-c)хиназолин-5-ил]-2Н-хромен-2-онов 41, 

6,8-дихлорпроизводные проявляют высокую антибактериальную актив-

ность в отношении ряда штаммов грамположительных и грамотрица-

тельных бактерий, в то время как 6-бром и 6,8-дибромпроизводные – 

высокую фунгицидную активность в отношении ряда патогенных гри-

бов [30]. 

Недавно индийскими исследователями была синтезирована и испы-

тана на антибактериальную и фунгицидную активность небольшая биб-

лиотека 6-арилдигидробензо[4,5]-имидазо[1,2-c]хиназолинов с замести-

телями в хиназолиновом цикле 42a [34]. 

N

N

N

Ar(Alk)

R

R
1

R
2

42a,b

42a: R, R
1
, R

2
 = H, Cl, Me, NO2

Ar = 4-OHC6H4, 4-OMeC6H4,

42b: R, R
1
, R

2
 = H, Br, I

Ar = Ph, 4-ClC6H4, 4-MeC6H4,

N

N

N

OO

41:

R
1

R

 R,R
1
 = H,Me,Cl, Br, NO2

4-NO2C6H4

4-NO2C6H4
 

Установлено, что среди синтезированных соединений производные 

с электронодонорными заместителями (ОН, ОМе) в ароматическом 

кольце проявляют наибольщую активность в отношении микробных 

штаммов S. aureus и E. coli и грибков Candida albicans in vitro. 

6-Арилдигидробензо[4,5]имидазо[1,2-c]хиназолины 42b проявляют 

некоторые бронходилатирующие свойства, уступая, однако, в этом от-
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ношении аминофиллину; при этом наиболее активным оказался 10-йод-

6-(н-пропил)бензимидазо[1,2-c]хиназолин [28,52]. 

Отдельные соединения ряда бензо[4,5]-имидазо[1,2-c]хиназолинов 

31-34 ингибируют моноаминоксидазу в дозе 1 мкмоль/мл на 12-60%, при-

чем антимоноаминоксидазные свойства в ряду S-бензилпроизводных 

31a-e возрастают параллельно с ростом электроотрицательнoсти за-

местителей в бензильной группе [53]. 

 

´ºÜ¼à[4,5]ÆØÆ¸²¼à[1,2-c]ÊÆÜ²¼àÈÆÜÜºð: 

êÆÜÂº¼ ºì ÎºÜê²´²Ü²Î²Ü Ð²îÎàôÂÚàôÜÜºð 

². ². Ð²ðàôÂÚàôÜÚ²Ü 

ÀÝ¹Ñ³Ýñ³óí³Í ³ßË³ï³ÝùÁ ÝíÇñí³Í ¿ µ»Ý½á[4,5]ÇÙÇ¹³½á[1,2-c]ËÇÝ³½áÉÇÝÇ 

³Í³ÝóÛ³ÉÝ»ñÇ ëÇÝÃ»½ÇÝ ¨ Ýñ³Ýó Ï»Ýë³µ³Ý³Ï³Ý Ñ³ïÏáõÃÛáõÝÝ»ñÇ áõëáõÙÝ³ëÇñáõ-

ÃÛ³ÝÁ: òáõÛó ¿ ïñí³Í, áñ Ýáñ ³Í³ÝóÛ³ÉÝ»ñÇ ëÇÝÃ»½Ç Å³Ù³Ý³Ï ÏÇñ³éíáõÙ »Ý ÏÉ³ëÇÏ 

Ù»Ãá¹Ý»ñ, áñáÝù ÑÇÙÝí³Í »Ý ÇÝãå»ë ï»Õ³Ï³Éí³Í 1,2-¹Ç³ÙÇÝáµ»Ý½áÉÝ»ñÇ ÏáÝ¹»Ýë³-

óÇ³ÛÇ 2-³ÙÇÝáµ»Ý½á³Ï³Ý ÃÃíÇ, ³ÛÝå»ë ¿É í»ñÁ Ýßí³Í ¹Ç³ÙÇÝÝ»ñÇ ÏáÝ¹»Ýë³óÇ³ÛÇ 

2-³ñÇÉµ»Ý½áùë³½ÇÝ-4[3H]-áÝ»ñÇ Ñ»ï: ´³óÇ ³Û¹, Ùß³Ïí³Í »Ý 2-³ñÇÉ³ÙÇÝá³Í³Ý-

óÛ³ÉÝ»ñÇ C-H ³ÙÇÝ³óÙ³Ý Ýáñ Ù»Ãá¹Ý»ñª åÕÝÓÇ ¨ å³É³¹ÇáõÙÇ ³Õ»ñÇ ³éÏ³ÛáõÃÛ³Ùµ: 

Î»Ýë³µ³Ý³Ï³Ý Ñ»ï³½áïáõÃÛáõÝÝ»ñÁ óáõÛó »Ý ïí»É, áñ ëÇÝÃ»½í³Í ÙÇ³óáõÃÛáõÝ-

Ý»ñÁ, ßÝáñÑÇí Çñ»Ýó Ñ³ñÃ Ï³éáõóí³ÍùÇ, ÷áË³½¹áõÙ »Ý ¸ÜÂ-Ç Ñ»ï, ¨ Ï³ñáÕ »Ý 

¹Çïí»É áñå»ë åáï»ÝóÇ³É Ñ³Ï³áõéáõóù³ÛÇÝ ¨ Ñ³Ï³íÇñáõë³ÛÇÝ ÙÇ³óáõÃÛáõÝÝ»ñ: 

Ð³ßíÇ ³éÝ»Éáí ³ÛÝ Ñ³Ý·³Ù³ÝùÁ, áñ ïíÛ³É Ñ³Ù³Ï³ñ·ÇÝ ÝíÇñí³Í ³ßË³ï³ÝùÝ»ñÁ 

³Û¹ù³Ý ¿É ß³ï ã»Ý, ³Û¹ ÇëÏ å³ï×³éáí ³ÏÝ³ñÏáõÙ ÁÝ¹·ñÏí»É »Ý ÑÇÙÝ³Ï³ÝáõÙ í»ñ-

çÇÝ 15 ï³ñí³ ïíÛ³ÉÝ»ñÁ: 

 

BENZO[4,5]IMIDAZO[1,2-c]QUINAZOLINES. 

SYNTHESIS AND BIOLOGICAL PROPERTIES 

A. A. HARUTYUNYAN 

The Scientific Technological Centre of Organic 

and Pharmaceutical Chemistry NAS RA 

A. L. Mnjoyan Institute of Fine Organic Chemistry 

26, Azatutyan Str., Yerevan, 0014, Armenia 

E-mail: harutyunyan.arthur@yahoo.com 

 

The avaliable approaches to the synthesis of the benzo[4,5]imidazo[1,2-

c]quinazoline derivatives were summarized. It is shown that the synthesis of the 

aformentioned heterocyclic system includes most common methods, based on 

condensation of the 1,2-diaminobenzenes with 2-aminobenzoic acid followed by 

introduction of one carbon fragment into 2-(1H-benzo[4,5]imidazo-2-yl)aniline or 

condensation of the same 1,2-diaminobenzenes with 2-arylbenzoxazin-4(3Н)ones. 

Recently new synthetic strategies based on metal mediated conversion of 4-

anilinoquinazoline and 3-aryl-4-imino-3,4-dihydroquinazoline-2-carbonitriles into 

benzo[4,5]imidazo[1,2-c]quinazoline-6-carbonitriles via oxidative and nonoxidative C-

N-coupling were developed. 
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Fused cyclic benzimidazo[1,2-c]quinazolines because of their planar structure have 

also interesting biological activities and most of them are good anticancer and antiviral 

agents. 

The present review covers literature for the past 15 years. 
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