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Конденсация 1-амино-3,3-диалкил-3,4-дигидронафталин-2-карбонитрилов с хлорангид-

ридами карбоновых кислот различного строения приводит к образованию соответствующих 

амидов, которые в присутствии хлористого водорода циклизуются в 2-замещённые 5,5-диал-

кил-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-4(3H)-оны. Разработан метод синтеза этиловых эфи-

ров 5,5-диалкил-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-4(3H)-он-2-карбоновых кислот, которые 

гидразинолизом переведены в 5,5-диалкил-4-oксo-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-2-кар-

богидразиды. Найдено, что 5,5-диалкил-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-4(3H)-он-2-кар-

боновые кислоты, в отличие от соответствующих эфиров и гидразидов, неустойчивы и под-

вергаются декарбоксилированию с образованием 5,5-диалкил-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хина-

золин-4(3H)-онов. Некоторые из синтезированных соединений проявляют противоопухолевую 

и антибактериальную активность. 

Табл. 1, библ. ссылок 18. 

 

В последние годы значительно возрос интерес к химии бензо[h]хи-

назолинов [1-7], что обусловлено проявляемыми ими ценными свойст-

вами [8-15]. Однако в настоящее время отсутствуют данные о синтезе и 

свойствах производных бензо[h]хиназолин-2-карбоновых кислот. Кон-

денсацией 1-амино-3,3-диалкил-3,4-дигидронафталин-2-карбонитрилов 

(аминонитрилы 1, 2) [16,17] с 2,2-диметилтетрагидро-2Н-пиран-4-кар-

бонилхлоридом и трихлорацетилхлоридом нами синтезированы соот-

ветствующие амиды 3-6. Амиды 3 и 4 были циклизованы в 2-(2,2-диме-
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тилтетрагидро-2Н-пиран-4-ил)-5,5-диалкил-5,6-тетрагидробензо[h]хи-

назолин-4(3H)-оны 7, 8. 

С целью синтеза 5,5-диалкил-2-трихлорметил-5,6-дигидробен-

зо[h]хиназолин-4(3H)-онов 11, 12, гидролиз которых мог бы привести к 

получению соответствующих карбоновых кислот, амиды 5 и 6 подвер-

гались циклизации, однако в результате реакции целевые трихлорме-

тилпроизводные 11, 12 образовывались лишь с 10-15% выходами в сме-

си с исходными амидами, очистка от которых является трудоёмким 

процессом. 

Показано, что при синтезе 2-замещённых 5,5-диалкил-3,4,5,6-тетра-

гидробензо[h]хиназолин-4(3H)-онов нет необходимости в чистом виде 

выделять соответствующие амидонитрилы. Реакцией аминонитрилов 1, 

2 с хлорангидридами замещённых бензойных кислот и последующей 

циклизацией промежуточных бензамидов синтезированы 2-арил-5,5-

диалкил-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-4(3H)-оны 9, 10. 
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1, 3, 5, 7, 9, 11. R=CH3; 2, 4, 6, 8, 10, 12. R=C2H5; 9. R'=о-CH3; 10. 

R'=п-Br. 

 

2-[(2-Циано-3,3-диалкил-3,4-дигидронафталин-1-ил)амино]-2-ок-

соацетаты 13, 14, полученные в результате взаимодействия аминонит-

рилов с этил-3-хлор-3-оксопропанатом, без дополнительной очистки 

были циклизованы в эфиры бензо[h]хиназолин-2-карбоновых кислот. 

15, 16. Последние гидразинолизом переведены в 5,5-диалкил-4-oксо-

3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-2-карбогидразиды 17, 18. Для син-

теза соответствующих карбоновых кислот эфиры 15 и 16 подвергнуты 

щелочному гидролизу. Однако после подкисления реакционной смеси, 

вместо ожидаемых 5,5-диалкил-4-oксo-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хина-

золин-2-карбоновых кислот 19, 20, были выделены продукты их декар-

боксилирования – 5,5-диалкил-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-
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4(3H)-оны 21, 22. В отличие от тетрагидробензо[h]хиназолин-2-карбо-

новых кислот 19, 20 соответствующие эфиры 15, 16 и гидразиды 17, 18 

являются стабильными соединениями. 
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13, 15, 17, 19, 21. R=CH3; 14, 16, 18, 20, 22. R=C2H5 

 

Изучение противоопухолевой активности на модели саркомы 180 

[18] показало, что лишь соединение 22 в дозе 140 мг/кг угнетает рост 

опухоли на 41%. 

Антибактериальные свойства синтезированных соединений изуче-

ны по методу “диффузия в агаре” при бактериальной нагрузке 20 млн 

микробных тел на 1 мл среды. Выявлено, что соединения 4, 5, 9, 15, 17, 

18 не обладают антибактериальным действием. 

Таблица 

Антибактериальная активность синтезированных соединений 

№ соединения 

Staph. 

Aureus 

209p, 

Staph. 

Aureus 1 

Sh.dysenteriae 

Flexneri 6858 
E. Coli 0-55 

1 15 15 12 12 

3 13 10 10 15 

6 12 10 10 10 

7 12 10 10 10 

8 10 10 12 0 

10 10 10 10 14 

16 10 12 10 10 

22 10 10 11 0 

фуразолидон 25 24 24 23 
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Остальные соединения проявляют слабую или умеренную актив-

ность в отношении использованных тест-объектов, заметно уступая 

действию контрольного препарата фуразолидона (таблица). 

Экспериментальная часть 

ИК-спектры сняты на спектрофотометре “FT-IR NEXUS” в вазели-

новом масле, спектры ЯМР 1Н и 13С – на приборе Varian “Mercury-300” 

с частотой соответственно 300.8 и 75.46 МГц, внутренний стандарт – 

ТМС или ГМДС, растворитель – DMSO/CCl4 – 1/3. ТСХ проведена на 

пластинках “SilufolR”, проявитель – пары йода. 

N-(2-Циано-3,3-диметил-3,4-дигидронафталин-1-ил)-2,2-диме-

тилтетрагидро-2Н-пиран-4-карбоксамид (3). Смесь 5.94 г (0.03 моля) 

1-амино-3,3-диметил-3,4-дигидронафталин-2-карбонитрила и 5.3 г 

(0.03 моля) 2,2-диметилтетрагидро-2Н-пиран-4-карбонилхлорида в 50 

мл абс. бензола кипятят с обратным холодильником в течение 8 ч. Пос-

ле удаления растворителя остаток перекристаллизовывают из 70% эта-

нола. Выход 8 г (78%) соединения 3, т. пл. 220-221°C. Rf  0.45 (бензол-

этанол, 10:1). ИК-спектр, ν, см-1: 1080 (C-O-C); 1612 (C=C аром); 1668 

(C=O); 2200 (C≡N); 3265 (NH). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д.: 1.21 с (6Н, С3-

(СН3)2), 1.22 с (3H, C2'-(CH3)a), 1.24 с (3H, C2'-(CH3)b), 1.48-1.79 м (4Н, 

C3'H2, C5'H2), 2.76-2.92 м (1Н, C4'H), 2.82 с (2Н, C4H2), 3.57-3.75 м (2Н, 

C6' H2), 7.13-7.32 м (4Наром.), 9.57 уш.с. (1H, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, 

м.д.: 21.47 (C2'-(CH3)a), 26.05 (С3-(СН3)2), 28.10 (С5'), 31.14 (C2'-(CH3)b), 

32.32 (С3), 37.51 (С4'), 38.43 (С3'), 41.62 (C4), 59.60 (С6'), 70.16 (С2'), 

114.03 (С2), 115.55 (C≡N), 124.30 (СНаром.), 126.11 (СНаром.), 127.77 (СНа-

ром.), 129.07 (С8а), 129.52 (СНаром.), 134.87 (C4a), 143.59 (C1), 172.89 

(C=O). Найдено, %: C 74.59; H 7.68; N 8.18. C21H26N2O2. Вычислено, %: 

C 74.52; H 7.74; N 8.28. 

N-(2-Циано-3-этил-3-метил-3,4-дигидронафталин-1-ил)-2,2-ди-

метилтетрагидро-2Н-пиран-4-карбоксамид (4). Аналогично из 6.4 г 

(0.03 моля) 1-амино-3-этил-3-метил-3,4-дигидронафталин-2-карбонит-

рила и 5.8 г (0.033 моля) 2,2-диметилтетрагидро-2Н-пиран-4-карбонил-

хлорида в 50 мл абс. бензола получают 6.3 г (59%) соединения 4, т. пл. 

203-204°C. Rf 0.53 (толуол-гексан-этанол, 7:3:1). ИК-спектр, ν, см-1: 

1087 (C-O-C); 1615 (C=C аром); 1667 (C=O); 2203 (C≡N); 3239 (NH). 

Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 0.93 т (3H, С3-CH2-CH3, J=7.42), 1.21 с (3H, 

C2'-(CH3)a), 1.23 с (3Н, С3-СН3), 1.24 с (3H, C2'-(CH3)b), 1.35-1.80 м (6H, 

С3-CH2-CH3, C3'H2, C5'H2) 2.75-2.90 м (1Н, C4'H), 2.82 с (2Н, C4H2), 

3.57-3.75 м (2Н, C6' H2), 7.12-7.31 м (4Наром.), 9.57 уш.с. (1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 8.29 (С3-CH2-CH3), 21.45 (C2'-(CH3)a), 23.96 

(С5-СН3), 28.12 (С5'), 30.94 (С3-CH2-CH3), 31.14 (C2'-(CH3)b), 35.41 

(С4’), 37.53 (С3), 38.39 (C4), 39.01 (С3'), 59.59 (С6’), 70.16 (С2’), 113.43 

(С2), 116.00 (C≡N), 124.28 (СНаром.), 126.02 (СНаром.), 127.69 (СНаром.), 
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129.19 (С8а), 129.51 (СНаром.), 135.00 (C4a), 143.99 (C1), 172.81 (C=O). 

Найдено, %: C 74.89; H 8.08; N 8.12. C22H28N2O2. Вычислено, %: C 

74.97; H 8.01; N 7.95. 

2,2,2-Трихлор-N-(2-циано-3,3-диметил-3,4-дигидронафталин-1-

ил)ацетамид (5). Смесь 3.96 г (0.02 моля) аминонитрила 1, 3.64 г (0.02 

моля) трихлорацетилхлорида в 40 мл абс. бензола кипятят с обратным 

холодильником в течение 4 ч. После удаления растворителя остаток пе-

рекристаллизовывают из 70% этанола. Выход 4.5 г (65%) соединения 5, 

т. пл. 244-246°C. Rf 0.38 (бензол-гексан, 7:1). ИК-спектр, ν, см-1: 1600, 

1617 (C=C аром); 1702 (C=O); 2206 (C≡N); 3264 (NH). Спектр ЯМР 1H, 

δ, м.д.: 1.26 с (6Н, С3-(СН3)2), 2.88 с (2Н, C4H2), 7.20-7.39 м (4Наром.), 

10.78 уш.с. (1H, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 25.81 (С3-(СН3)2), 32.84 

(С3), 41.30 (C4), 92.31 (CCl3), 114.62 (С2), 117.25 (C≡N), 123.68 (СНа-

ром.), 126.48 (СНаром.), 128.02 (СНаром.), 128.50 (С8а), 130.10 (СНаром.), 

134.86 (C4a), 142.34 (C1), 159.78 (C=O). Найдено, %: C 52.49 ; H 3.74 ; N 

8.19. C15H13Cl3N2O. Вычислено, %: C 52.43; H 3.81; N 8.15. 

2,2,2-Трихлор-N-(2-циано-3-этил-3-метил-3,4-дигидронафталин-

1-ил)ацетамид (6). Аналогично из 4.3 г (0.02 моля) аминонитрила 2 и 

3.64 г (0.02 моля) трихлорацетилхлорида в 30 мл абс. бензола получают 

5.5 г (76%) соединения 6, т. пл. 215-216°C. Rf 0.31 (бензол-гексан, 5:2). 

ИК-спектр, ν, см-1:1615 (C=C аром); 1711 (C=O); 2208 (C≡N); 3301(NH). 

Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 0.95 т (3H, С3-CH2-CH3, J=7.47), 1.28 с (3Н, 

С3-СН3), 1.42-1.71 м (2H, С3-CH2-CH3) 2.85 д (1H, C4Ha, J=15.95), 2.92 

д (1H, C4Hb, J=15.95), 7.18-7.36 м (4Наром.), 10.77 уш.с. (1H, NH). Спектр 

ЯМР 13С, δ, м.д.: 8.27 (С3-CH2-CH3), 23.91 (С5-СН3), 30.97 (С3-CH2-

CH3), 35.97 (С3), 38.74 (C4), 92.37 (CCl3), 115.02 (С2), 116.52 (C≡N), 

123.71 (СНаром.), 126.38 (СНаром.), 127.91 (СНаром.), 128.61 (С8а), 130.06 

(СНаром.), 134.99 (C4a), 142.85 (C1), 159.73 (C=O). Найдено, %: C 53.68; 

H 4.29; N 7.91. C16H15Cl3N2O. Вычислено, %: C 53.73; H 4.23; N 7.83. 

2-(2,2-Диметилтетрагидро-2H-пиран-4-ил)-5,5-диметил-3,4,5,6-

тетрагидробензо[h]хиназолин-4(3H)-он (7). Через раствор 6.3 г 

(0.0186 моля) соединения 3 в 40 мл абс. этанола при перемешивании и 

нагревании до 70°C пропускают ток сухого хлористого водорода до на-

сыщения. Затем реакционную смесь кипятят с обратным холодильни-

ком в течение 3 ч, охлаждают и добавляют 30 мл воды. Выпавший оса-

док отфильтровывают, промывают водой и перекристаллизовывают из 

80% этанола. Выход 6 г (95%) соединения 7, т. пл. >250 °C. Rf 0.65 (бен-

зол-этанол, 10:1). ИК-спектр, ν, см-1:1080 (C-O-C); 1585, 1600 (C=C 

аром); 1644 (C=O); 3100-3300(NH). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д.: 1.20 с (3H, 

C2'-(CH3)a), 1.24 с (3H, C2'-(CH3)b), 1.34 с (6Н, С5-(СН3)2), 1.62-1.98 м 

(4Н, C3'H2, C5'H2), 2.72 с (2Н, C6H2), 2.88-3.01 м (1Н, C4'H), 3.60-3.78 м 

(2Н, C6' H2), 7.07-7.14 м (1Наром.), 7.19-7.30 м (2Наром.), 8.06-8.13 м (1На-

ром.), 12.06 уш.с. (1H, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 21.32 (C2'-(CH3)a), 

25.54 (С5-(СН3)2), 29.06 (С5'), 31.15 (C2'-(CH3)b), 32.75 (С5), 35.95 (С4'), 
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39.98 (С3'), 44.17 (C6), 59.86 (С6'), 70.40 (С2'), 123.40 (С10a), 125.37 

(СНаром.), 125.86 (СНаром.), 127.06 (СНаром.), 129.27 (СНаром.), 132.20 (С6а), 

136.06 (C4a), 153.08 (C10b), 161.20 (C2), 162.05 (С4). Найдено, %: C 

74.43; H 7.69; N 8.21. C21H26N2O2. Вычислено, %: C 74.52; H 7.74; N 

8.28. 

2-(2,2-Диметилтетрагидро-2H-пиран-4-ил)-5-этил-5-метил-

3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-4(3H)-он (8). Аналогично из 4.3 

г (0.012 моля) 4 в 40 мл абс. этанола получают 3.8 г (89%) соединения 8, 

т. пл. 225-226°C. Rf 0.77 (хлороформ-ацетон, 4:1). ИК-спектр, ν, см-1: 

1080 (C-O-C); 1583, 1606 (C=C аром); 1636 (C=O); 3100-3250(NH). 

Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 0.80 т (3H, С5-CH2-CH3, J=7.45), 1.21 с (3H, 

C2'-(CH3)a), 1.24 с (3H, C2'-(CH3)b), 1.32 с (3Н, С5-СН3), 1.40-2.10 м (6H, 

С5-CH2-CH3, C3'H2, C5'H2) 2.58 д (1H, C6Ha, J=15.77), 2.88-3.01 м (1Н, 

C4'H), 2.90 д (1H, C6Hb, J=15.77), 3.60-3.78 м (2Н, C6' H2), 7.06-7.13 м 

(1Наром.), 7.18-7.29 м (2Наром.), 8.05-8.14 м (1Наром.), 12.05 уш.с. (1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 9.07 (С5-CH2-CH3), 21.33 (C2'-(CH3)a), 24.10 

(С5-СН3), 28.99 (С5'), 30.09 (С5-CH2-CH3), 31.17 (C2'-(CH3)b), 36.01 

(С4’), 36.26 (С5), 39.86 (C6), 40.07 (С3'), 59.88 (С6’), 70.42 (С2’), 122.53 

(С10a), 125.43 (СНаром.), 125.77 (СНаром.), 127.01 (СНаром.), 129.37 (СНа-

ром.), 132.23 (С6а), 136.36 (C4a), 154.02 (C10b), 161.21 (C2), 162.34 (С4). 

Найдено, %: C 74.89; H 8.09; N 7.88. C22H28N2O2. Вычислено, %: C 

74.97; H 8.01; N 7.95. 

5,5-Диметил-2-(о-толил)-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-

4(3H)-он (9). Смесь 5.94 г (0.03 моля) аминонитрила 1 и 4.63 г (0.03 мо-

ля) хлорангидрида о-метилбензойной кислоты в 30 мл абс. толуола ки-

пятят с обратным холодильником в течение 7 ч. После удаления раство-

рителя остаток растворяют в 50 мл абс. этанола, при перемешивании 

пропускают ток сухого хлористого водорода до насыщения и кипятят с 

обратным холодильником в течение 3 ч. Затем реакционную смесь ох-

лаждают и к ней добавляют 70 мл воды. Осадок отфильтровывают, про-

мывают водой и перекристаллизовывают из этанола. Выход 4.1 г (82%) 

соединения 9, т. пл. 247-249°C. Rf 0.55 (толуол-гексан, 5:3). ИК-спектр, 

ν, см-1: 1580, 1600 (C=C аром); 1624 (C=O); 3100-3300 (NH). Спектр 

ЯМР 1H, δ, м.д.: 1.41 с (6Н, С5-(СН3)2), 2.57 с (3Н, C2'-CH3), 2.80 с (2Н, 

C6H2), 7.12-7.41 м (6Наром.), 7.50-7.56 м (1Наром.), 8.06-8.11 м (1Наром.), 

12.27 уш.с. (1H, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 20.18 (C2'-CH3), 25.53 

(С5-(СН3)2), 32.90 (С5), 44.18 (C6), 123.78 (С10a), 125.01 (СНаром.), 

125.25 (СНаром.), 125.94 (СНаром.), 127.17 (СНаром.), 128.90 (СНаром.), 

129.20 (СНаром.), 129.31 (СНаром.), 130.29 (СНаром.), 132.20 (С6а), 133.23 

(C1'), 136.13 (C2'), 136.30 (C4a), 152.84 (C10b), 156.02 (C2), 161.84 (С4). 

Найдено, %: C 79.78; H 6.28; N 8.78. C21H20N2O. Вычислено, %: C 79.72; 

H 6.37; N 8.85. 

2-(4-Бромфенил)-5,5-диметил-5,6-дигидробензо[h]хиназолин-

4(3H)-он (10). Аналогично из 5.94 г (0.03 моля) аминонитрила 1 и 
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6.585 г (0.03 моля) хлорангидрида п-бромбензойной кислоты получают 

3.6 г (31%) соединения 10, т. пл. >250°C. Rf 0.52 (бензол-этанол, 4:1). 

ИК-спектр, ν, см-1: 1580, 1590 (C=C аром); 1639 (C=O); 3150-3250 (NH). 

Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 1.40 с (6Н, С5-(СН3)2), 2.79 с (2Н, C6H2), 

7.11-7.20 м (1Наром.), 7.24-7.35 м (2Наром.), 7.62 д (2H, C3'H, C5'H, 

J=8.54), 8.18-8.25 м (1Наром.), 8.22 д (2H, C2'H, C6'H, J=8.54), 12.47 уш.с. 

(1H, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 25.48 (С5-(СН3)2), 32.92 (С5), 43.99 

(C6), 124.94 (С10a), 125.19 (СНаром.), 126.07 (СНаром.), 127.34 (СНаром.), 

129.12 (C2', C6'), 129.60 (СНаром.), 131.06 (C3', C5'), 131.95 (С6а), 134.98 

(C4'), 135.30 (C1'), 136.20 (C4a), 150.84 (C10b), 154.43 (C2), 159.76 (С4). 

Найдено, %: C 63.09; H 4.41; N 7.42. C20H17BrN2O. Вычислено, %: C 

63.00; H 4.49 ; N 7.35. 

Этил 2-((2-циано-3,3-диметил-3,4-дигидронафталин-1-ил)ами-

но)-2-оксоацетат (13). Смесь 7.92 г (0.04 моля) аминонитрила 1 и 5.4 г 

(0.04 моля) монохлорангидрида моноэтилового эфира щавелевой кисло-

ты в 50 мл абс. бензола кипятят с обратным холодильником в течение 6 

ч. После удаления растворителя остаток сушат при пониженном давле-

нии (10-15 мм рт ст), при 60°C в течение 15 мин. Получают 11.7 г нек-

ристаллизующейся густой массы, которую растворяют в 150 мл абс. 

этанола и без дополнительной очистки используют для получения сое-

динения 15. 

Этил 2-[(2-циано-3-этил-3-метил-3,4-дигидронафталин-1-ил) 

амино]-2-оксоацетат (14). Аналогично из 8.48 г (0.04 моля) аминонит-

рила 2 и 5.4 г (0.04 моля) монохлорангидрида моноэтилового эфира ща-

велевой кислоты получают 11.9 г неочищенного продукта 14 (чистота 

по ЯМР 1H– 95%), который используют для получения соединения 16 

без дополнительной очистки. 

Этиловый эфир 5,5-диметил-4-оксо-3,4,5,6-тетрагидробензо[h] 

хиназолин-2-карбоновой кислоты (15). Через раствор 11.7 г (0.039 

моля) неочищенного соединения 13 в 150 мл абс. этанола пропускают 

ток сухого хлористого водорода до насыщения. Температуру реакцион-

ной смеси повышают до 60-65°C и продолжают пропускание сухого 

хлористого водорода еще 15 мин при этой температуре. Реакционную 

смесь выдерживают при комнатной температуре в течение 15 ч, затем 

добавляют 100 мл воды. Выпавший осадок отфильтровывают, промы-

вают водой, 70% этанолом и сушат на воздухе. Выход 9.3 г (79%) сое-

динения 15, т. пл. >250°C. Rf 0.74 (толуол-гексан-этанол, 7:3:1). ИК-

спектр, ν, см-1: 1580, 1605 (C=C аром); 1642 (C=O амид); 1740 (C=O сл. 

эфир); 3150-3250(NH). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 1.37 с (6Н, С5-

(СН3)2), 1.44 т (3H, O-CH2-CH3, J=7.08), 2.78 с (2Н, C6H2), 4.41 к (2H, O-

CH2-CH3, J=7.08), 7.08-7.18 м (1Наром.), 7.25-7.37 м (2Наром.), 8.11-8.16 м 

(1Наром.), 12.46 уш.с. (1Н, NН). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 13.62 (O-CH2-

CH3), 25.21 (С5-(СН3)2), 33.25 (С5), 43.78 (C6), 61.68 (O-CH2-CH3), 

125.44 (СНаром.), 126.13 (СНаром.), 127.22 (СНаром.), 128.30 (С10а), 129.79 
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(СНаром.), 131.30 (С6а), 135.90 (C4a), 146.19 (C2), 153.05 (C10b), 159.68 

(С4), 161.20 ((C=O)-O-CH2-CH3). Найдено, %: C 68.38; H 6.15; N 9.29. 

C17H18N2O3. Вычислено, %: C 68.44; H 6.08; N 9.39. 

Этиловый эфир 5-этил-5-метил-4-оксо-3,4,5,6-тетрагидробен-

зо[h]хиназолин-2-карбоновой кислоты (16). Аналогично из 11.9 г 

(0.38 моля) неочищенного соединения 14 в 150 мл абс. этанола полу-

чают 9.9 г (83%) соединения 16, т. пл. 210-211°C. Rf 0.63 (толуол-гек-

сан, 7:2). ИК-спектр, ν, см-1: 1580, 1610 (C=C аром); 1643 (C=O амид); 

1739 (C=O сл. эфир); 3100-3250(NH). Спектр ЯМР 1H , δ, м.д., Гц: 0.81 т 

(3H, С5-CH2-CH3, J=7.40), 1.36 с (3Н, С5-СН3), 1.44 т (3H, O-CH2-CH3, 

J=7.06), 1.55 дк (1H, С5-CHa-CH3 , J=7.40, 13.55), 2.05 дк (1H, С5-CHb-

CH3 , J=7.40, 13.55), 2.63 д (1H, C6Ha, J=15.75), 2.96д (1H, C6Hb, 

J=15.75), 4.41 к (2H, O-CH2-CH3, J=7.06), 7.10-7.17 м (1Наром.), 7.23-7.35 

м (2Наром.), 8.12-8.18 м (1Наром.), 12.39 уш.с. (1Н, NН). Спектр ЯМР 13С, 

δ, м.д.: 8.96 (С5-CH2-CH3), 13.64 (O-CH2-CH3), 23.82 (С5-СН3), 29.88 

(С5-CH2-CH3), 36.83 (С5), 39.73 (C6), 61.69 (O-CH2-CH3), 125.51 (СНа-

ром.), 126.03 (СНаром.), 127.14 (СНаром.), 127.56 (С10а), 129. 83 (СНаром.), 

131.36 (С6а), 136.17 (C4a), 146.18 (C2), 153.90 (C10b), 159.67 (С4), 161.33 

((C=O)-O-CH2-CH3). Найдено, %: C 69.13; H 6.55; N 8.92. C18H20N2O3. 

Вычислено, %: C 69.21; H 6.45; N 8.97. 

5,5-Диметил-4-оксо-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-2-кар-

богидразид (17). Смесь 2.98 г (0.01 моля) 15 и 3 мл гидразингидрата в 

20 мл абс. этанола кипятят с обратным холодильником в течение 6 ч. 

Реакционную смесь охлаждают и добавляют 40 мл воды. Осадок от-

фильтровывают, промывают водой, затем водным этанолом (1:2) и су-

шат на воздухе. Выход 2.5 г (87%), т. пл. >250°C. Rf 0,32 (толуол-эта-

нол, 7:1). ИК-спектр, ν, см-1: 1580, 1600 (C=C аром); 1653 (C=O); 3150-

3330(NH, NHNH2). Спектр ЯМР 1H δ, м.д.: 1.36 с (6Н, С5-(СН3)2), 2.76 с 

(2Н, C6H2), 5.00-9.00 ш.с. (3H, NH-NH2), 7.10-7.17 м (1Наром.), 7.23-7.35 

м (2Наром.), 8.36-8.41 м (1Наром.), 9.60-10.60 ш.с. (1H, NH). Спектр ЯМР 
13С, δ, м.д.: 25.26 (С5-(СН3)2), 33.19 (С5), 43.93 (C6), 126.07 (СНаром.), 

126.21 (СНаром.), 127.03 (СНаром.), 127.75 (С10а), 129.67 (СНаром.), 131.32 

(С6а), 135.90 (C4a), 146.77 (C2), 152.20 (C10b), 157.18 (С4), 160.22 

((C=O)-NH-NH2). Найдено, %: C 63.28; H 5.71; N 19.78. C15H16N4O2. Вы-

числено, %: C 63.37; H 5.67; N 19.71. 

5-Этил-5-метил-4-оксо-3,4,5,6-тетрагидробензо[h]хиназолин-2-

карбогидразид (18). Аналогично из 3.1 г (0.01 моля) 16 и 2 мл гидра-

зингидрата получают 2.2 г (73%) соединения 18, т. пл. >250°C. Rf 0.77 

(бензол-этанол, 10:1). ИК-спектр, ν, см-1: 1577, 1602 (C=C аром); 1640 

(C=O); 3364 (NH). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 0.80 т (3H, С5-CH2-CH3, 

J=7.42), 1.34 с (3Н, С5-СН3), 1.53 дк (1H, С5-CHa-CH3 , J=7.42, 13.57), 

2.05 дк (1H, С5-CHb-CH3 , J=7.42, 13.57), 2.62 д (1H, C6Ha, J=15.79), 

2.95д (1H, C6Hb, J=15.79), 5.00-9.00 ш.с. (3H, NH-NH2), 7.08-7.16 м (1На-

ром.), 7.21-7.35 м (2Наром.), 8.34-8.42 м (1Наром.), 9.60-10.60 ш.с. (1H, NH). 
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Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 8.99 (С5-CH2-CH3), 23.88 (С5-СН3), 29.88 (С5-

CH2-CH3), 36.73 (С5), 39.83 (C6), 125.97 (СНаром.), 126.24 (СНаром.), 

126.97 (СНаром.), 126.97 (С10а), 129.74 (СНаром.), 131.34 (С6а), 136.18 

(C4a), 146.81 (C2), 153.07 (C10b), 157.17 (С4), 160.39 ((C=O)-NH-NH2). 

Найдено, %: C 64.33; H 6.16; N 18.70. C16H18N4O2. Вычислено, %: C: 

64.41; H 6.08; N 18.78. 

5,5-Диметил-5,6-дигидробензо[h]хиназолин-4(3H)-он (21). Смесь 

2.98 г (0.01 моля) 15, 1.7 г (0.03 моля) KOH, 10 мл воды и 20 мл этанола 

кипятят с обратным холодильником в течение 5 ч. Реакционную смесь 

оставляют на ночь. На следующий день реакционную смесь подкис-

ляют 10% соляной кислотой. Выпавший осадок отфильтровывают, про-

мывают водой и перекристаллизовывают из 80% этанола. Выход 1.7 г 

(75%) соединения 21, т. пл. >250°C. Rf 0.48 (этилацетат-нонан, 3:1). ИК-

спектр, ν, см-1: 1582 (C=C аром); 1635 (C=N); 1700 (C=O); 3089 (NH). 

Спектр ЯМР 1H, δ, м.д.: 1.34 с (6Н, С5-(СН3)2), 2.74 с (2Н, C6H2), 7.09-

7.19 м (1Наром.), 7.20-7.31 м (2Наром.), 7.93 с (1H, C2H), 8.01-8.08 м (1На-

ром.), 12.13 уш.с. (1Н, NН). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 25.38 (С5-(СН3)2), 

32.94 (С5), 44.06 (C6), 125.23 (СНаром.), 125.93 (СНаром.), 126.39 (С10а), 

127.11 (СНаром.), 129.31 (СНаром.), 131.91 (С6a), 135.95 (C4a), 146.51 (C2), 

153.07 (C10b), 160.44 (С4). Найдено, %: C 74.39; H 6.29; N 12.30. 

C14H14N2O. Вычислено, %: C 74.31; H 6.24; N 12.38. 

5-Этил-5-метил-5,6-дигидробензо[h]хиназолин-4(3H)-он (22). Ана-

логично из 6.24 г (0.02 моля) 16, 2.24 г (0.04 моля) KOH, 20 мл воды и 

40 мл этанола получают 4.7 г (97%) соединения 22, т. пл. >250°C. Rf 

0.55 (толуол-гексан-этанол, 7:3:1). ИК-спектр, ν, см-1: 1583 (C=C аром); 

1635 (C=O); 3100-3300 (NH): Спектр ЯМР 1H , δ, м.д., Гц: 0.79 т (3H, 

С5-CH2-CH3, J=7.45), 1.33 с (3Н, С5-СН3), 1.52 дк (1H, С5-CHa-CH3 , 

J=7.45, 13.50), 2.02 дк (1H, С5-CHb-CH3, J=7.45, 13.50), 2.59 д (1H, C6Ha, 

J=15.72), 2.91д (1H, C6Hb, J=15.72), 7.06-7.16 м (1Наром.), 7.18-7.33 м 

(2Наром.), 7.94 с (1H, C2H), 8.02-8.07 м (1Наром.), 12.13 уш.с. (1Н, NН). 

Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 9.04 (С5-CH2-CH3), 24.01 (С5-СН3), 30.00 (С5-

CH2-CH3), 36.47 (С5), 39.98 (C6), 125.30 (СНаром.), 125.56 (С10а), 125.85 

(СНаром.), 127.06 (СНаром.), 129.38 (СНаром.), 131.97 (С6а), 136.25 (C4a), 

146.58 (C2), 153.95 (C10b), 160.64 (С4). Найдено, %: C 74.91; H 6.79; N 

11.58. C15H16N2O. Вычислено, %: C 74.97; H 6.71; N 11.66. 

Исследование выполнено при финансовой поддержке ГКН МОН РА 

(грант 18RF-083) и Российского фонда фундаментальных исследова-

ний (грант 18-53-05019) в рамках совместных научных программ. 
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´ºÜ¼à[h]ÊÆÜ²¼àÈÆÜ-2-Î²ð´àÜ²ÂÂìÆ ²Ì²ÜòÚ²ÈÜºðÆ 

êÆÜÂº¼À ºì ÎºÜê²´²Ü²Î²Ü Ð²îÎàôÂÚàôÜÜºðÀ 

². Æ.Ø²ðÎàêÚ²Ü, Î. Î. Ð²Úð²äºîÚ²Ü, ê. Ð. ¶²´ðÆºÈÚ²Ü, ê. ê. Ø²ØÚ²Ü, 

ì. ¼. ÞÆðÆÜÚ²Ü, ü. Ð. ²ðêºÜÚ²Ü, æ. ². ²ì²ÎÆØÚ²Ü ¨ è. º. Øàôð²¸Ú²Ü 

1-²ÙÇÝá-3,3-¹Ç³ÉÏÇÉ-3,4-¹ÇÑÇ¹ñáÝ³íÃ³ÉÇÝ-2-Ï³ñµáÝÇïñÇÉÝ»ñÇ ÏáÝ¹»ÝëáõÙÁ 

ï³ñµ»ñ Ï³éáõóí³ÍùÇ ùÉáñ³ÝÑÇ¹ñÇ¹Ý»ñÇ Ñ»ï µ»ñ»É ¿ Ñ³Ù³å³ï³ëË³Ý ³ÙÇ¹Ý»ñÇ 

³é³ç³óÙ³ÝÁ: øÉáñ³çñ³ÍÝÇ Ý»ñÏ³ÛáõÃÛ³Ùµ í»ñçÇÝÝ»ñÇë óÇÏÉ³óÙ³Ùµ ëÇÝÃ»½í»É »Ý 

2-ï»Õ³Ï³Éí³Í 5,5-¹Ç³ÉÏÇÉ-5,6-¹ÇÑÇ¹ñáµ»Ý½á[h]ËÇÝ³½áÉÇÝ-4(3H)-áÝÝ»ñ: Øß³Ïí»É ¿ 

¿ÃÇÉ 5,5-¹Ç³ÉÏÇÉ-5,6-¹ÇÑÇ¹ñáµ»Ý½á[h]ËÇÝ³½áÉÇÝ-4(3H)-áÝÝ»ñÇ ëÇÝÃ»½Ç »Õ³Ý³Ï, 

áñáÝù ÑÇ¹ñ³½ÇÝáÉÇ½áí ÷áË³ñÏí»É »Ý 5,5-¹Ç³ÉÏÇÉ-4-ûùëá-3,4,5,6-ï»ïñ³ÑÇ¹ñáµ»Ý-

½á[h]ËÇÝ³½áÉÇÝ-2-Ï³ñµáÑÇ¹ñ³½Ç¹Ý»ñÇ: òáõÛó ¿ ïñí»É, áñ Ñ³Ù³å³ï³ëË³Ý Ï³ñµá-

Ý³ÃÃáõÝ»ñÁ »ÝÃ³ñÏíáõÙ »Ý ¹»Ï³ñµûùëÇÉ³óÙ³Ý` ³é³ç³óÝ»Éáí 5,5-¹Ç³ÉÏÇÉ-5,6-¹Ç-

ÑÇ¹ñáµ»Ý½á[h]ËÇÝ³½áÉÇÝ-4(3H)-áÝÝ»ñ: Æ ï³ñµ»ñáõÃÛáõÝ µ»Ý½á[h]ËÇÝ³½áÉÇÝ-2-Ï³ñ-

µáÝ³ÃÃáõÝ»ñÇ, Ñ³Ù³å³ï³ëË³Ý ¿ëÃ»ñÝ»ñÁ ¨ ÑÇ¹ñ³½Ç¹Ý»ñÁ Ñ³Ý¹Çë³ÝáõÙ »Ý 

Ï³ÛáõÝ ÙÇ³óáõÃÛáõÝÝ»ñ: êÇÝÃ»½í³Í ÙÇ³óáõÃÛáõÝÝ»ñÇó ÙÇ ù³ÝÇëÁ óáõó³µ»ñáõÙ »Ý 

Ñ³Ï³áõéáõóù³ÛÇÝ ¨ Ñ³Ï³µ³Ïï»ñÇ³É Ñ³ïÏáõÃÛáõÝÝ»ñ: 

 

SYNTHESIS AND BIOLOGICAL PROPERTIES 

OF BENZO[h]QUINAZOLINE-2-CARBOXYLIC ACID DERIVATIVES 
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Condensation of 1-amino-3,3-dialkyl-3,4-dihydronaphthalene-2-carbonitriles with 

different carboxylic acid chlorides leads to the formation of the corresponding amides, 

which in the presence of hydrogen chloride cyclize to 2-substituted 5,5-dialkyl-3,4,5,6-

tetrahydrobenzo[h]quinazolin-4(3H)-ones. A method for the synthesis of ethyl esters of 

5,5-dialkyl-3,4,5,6-tetrahydrobenzo[h]quinazolin-4(3H)-one-2-carboxylic acids has been 

developed. The obtained esters have been converted to 5,5-dialkyl-4-oxo-3,4,5,6-

tetrahydrobenzo[h]quinazoline-2-carbohydrazides by hydrazinolysis. It has been found 

that 5,5-dialkyl-3,4,5,6-tetrahydrobenzo[h]quinazolin-4(3H)-one-2-carboxylic acids, 

unlike the corresponding esters and hydrazides, are unstable and undergo 

decarboxylation to form 5,5-dialkyl-3,4,5,6-tetrahydrobenzo[h]quinazolin-4(3H)-ones. 

The study of antitumor activity on the model of Sarcoma 180 showed that 5-ethyl-5-

methyl-5,6-dihydrobenzo[h]quinazolin-4(3H)-one at a dose of 140 mg/kg inhibited 

tumor growth by 41%. The antibacterial properties of the synthesized compounds have 

been studied based on the method of "diffusion in agar" at a bacterial load of 20 mln 

microbial bodies per 1 ml of medium. It is found out that the majority of the compounds 

show weak or moderate activity in relation to gram-positive and gram-negative 

microorganisms. 
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