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1. СИНТЕЗ  6,11,12,14-ТЕТРАГИДРОБЕНЗО[4,5][1,2]ДИАЗЕПИНО- 
[7,1-b]ХИНАЗОЛИН-14-ОНОВ  

 
Предложена новая стратегия синтеза семичленного гетероциклического ске-

лета тетрагидробензо[4,5][1,2]диазепино[7,1-b]хиназолин-14-онов, основанная на 
реакции Пикте–Шпенглера 3-амино-2-(3,4-диметоксифенил)хиназолин-4(3Н)-она 
с ароматическими альдегидами и параформом в кислых средах. 
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Конденсированные диазепиновые системы играют важную роль в фар-
мацевтической химии. Биологическая активность диазепинов, в частности 
их бензоконденсированных производных, связана с влиянием на централь-
ную нервную систему. 2,3-Бензодиазепины, являясь изомерными анало-
гами 1,5- и 1,4-бензодиазепинов, представляют практический интерес в 
качестве потенциальных лекарственных препаратов, используемых для 
лечения нейродегенеративных расстройств ЦНС [1]. 

В отличие от 1,5- и 1,4-бензодиазепинов  2,3-бензодиазепины не взаи-
модействуют с бензодиазепиновыми рецепторами, а являются аллостери-
ческими модуляторами и неспецифическими антагонистами АМРА  – суб-
сайтов глутаматного рецептора [2], широко представленных в централь-
ной нервной системе животных и человека. Модуляторы АМРА рецеп-
торов проявляют, как правило, ''чистое'' анксиолитическое и антидепрес-
сантное действие, улучшают обучение и память, обладают ноотропными 
и нейропротекторными свойствами. Структуру 2,3-бензодиазепина имеет 
первый дневной транквилизатор грандаксин [1]. В настоящее время про-
ходит вторую фазу испытаний препарат талампанель, который рассматри-
вается как перспективное лекарственное средство для лечения болезней 
Паркинсона и Альцгеймера и эффективен при травматическом отеке го-
ловного мозга, а также препятствует росту опухолей головного мозга [3]. 

Широкое использование бензодиазепинов сдерживается немного-
численными методами их получения и труднодоступностью исходных 
соединений для их синтеза. Основной способ их получения базируется на 
циклизации 1,5-дикарбонильных соединений или солей 2-бензопирилия 
с гидразином [4–6]. Тетрагидробензодиазепины получены восстановле-
нием соответствующих бензодиазепинов [7]. 

 



Нами предложена новая стратегия синтеза семичленного гетероцик-
лического скелета тетрагидробензо[4,5][1,2]диазепино[7,1-b]хиназолин-14-
онов 2, 3, основанная на взаимодействии 3-амино-2-(3,4-диметоксибен-
зил)хиназолин-4(3Н)-она (1a) и 3-амино-2-(1,4-бензодиоксан-6-илметил)-
хиназолин-4(3Н)-она (1b) с ароматическими альдегидами или параформом 
в кислой среде в условиях реакции Пикте–Шпенглера. 
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1 a R = OMe, b R = OCH2CH2O, c R = H; 2a–s R = OMe, a R1 = H, b R1 = Ph,  
c R1 = 4-MeC6H4, d R1 = 2-MeC6H4, e R1 = 4-HOC6H4, f R1 = 3-MeOC6H4, g R1 = 4-MeOC6H4, 
h R1 = 3-MeO-4-HOC6H3, i R1 = 3-HO-4-MeOC6H3, j R1 = 3,4-(MeO)2C6H3, k R1 = 4-FC6H4,  
l R1 = 3-ClC6H4, m R1 = 4-ClC6H4, n R1 = 3-BrC6H4, o R1 = 4-Me2NC6H4, p R1 = 4-O2NC6H4,  

q R1 = 2,3-Cl2C6H3, r R1 = 2,6-Cl2C6H3, s R1 = 2,4-Cl2C6H3; t R = R1 = H;  
3a–e R = OCH2CH2O, a R1 = H,  b R1 = 4-MeC6H4, c R1 = 3-HOC6H4, d R1 = 4-ClC6H4,  
e R1 = 4-MeSC6H4;  4a–e R = MeO,  a R1 = 4-MeC6H4, b R1 = 4-FC6H4, c R1 = 4-ClC6H4,  

d  R1 = 4-O2NC6H4,  e R1 = 3-MeO-4-HOC6H3, f R = H, R1 = 4-ClC6H4

 
 
Предполагая, что реакция протекает через промежуточное образование 

оснований Шиффа 4a–e, мы синтезировали некоторые из них кипячением 
соединения 1а с альдегидами в уксусной кислоте. Полученные азометины 
4a–е при нагревании в соляной или трифторуксусной кислотах цикли-
зуются в соответствующие диазепины 2с,h,k,m,p. Определяющим 
фактором образования диазепинов из аминопроизводных 1a,b и оснований 
Шиффа 4a–е является наличие в бензильном фрагменте 3-аминохиназо-
лин-4-онов 1a,b донорных заместителей с согласованной ориентацией. 
При отсутствии донорных заместителей циклизация протекает только с 
формальдегидом, выход диазепина 2t 75%. Ароматические альдегиды, 
например 4-хлорбензальдегид, с 3-амино-2-бензилхиназолин-4(3Н)-оном 
(1c) даже при длительном кипячении (30 ч) образуют только основания 
Шиффа 4f. Особенностью спектров ЯМР 1Н бензодиазепинов 2a–t и 3a–e 
являются характерные дублеты протонов группы СН2 диазепинового 
кольца в области 3.90–5.10 м. д. с J = 13–14 Гц, что свидетельствует о 
неплоскостном строении диазепинового цикла. 
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Использование соляной кислоты в качестве циклизующего агента 
имеет ряд преимуществ перед трифторуксусной кислотой. Как правило, 
реакция с ароматическими альдегидами заканчивается в течение 1–3 ч, 
а с параформом – через 10–20 мин, тогда как в трифторуксусной кислоте 
необходимо нагревание не менее 7 ч, что приводит к образованию 
побочных продуктов, связанных с конденсацией диазепина и исходного 
альдегида по группе СН2 2,3-бензодиазепина, а также окислением диазе-
пинов до дегидропроизводных. Так, при реакции аминохиназолина 1а с 
4-метилбензальдегидом в трифторуксусной кислоте выделен диазепин 2c с 
выходом 65%. После кристаллизации диазепина 2с и упаривания маточ-
ного раствора в остатке методом ЯМР 1Н и хромато-масс-спектральным 
анализом обнаружены следующие соединения:  

1) диазепин 2c, содержание в смеси 27% (414 [M+1]+);  
2) стирильное производное 5 (препаративно не выделено); содержание 

в смеси 42% (516 [M+1]+);  
3) продукт окисления стирильного производного 6, содержание в смеси 

30% (514 [M+1]+). 
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8,9-Диметокси-11-(п-толил)-6-[(п-толил)метилиден]-6,14-дигидробензо-
[4,5][1,2]диазепино[7,1-b]хиназолин-14-oн (6) так же, как и аналогичные 
производные 7 и 8, получен дробной кристаллизацией остатка после 
выделения диазепинов 2с, l, s. 
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Т а б л и ц а  1 
 

Характеристики синтезированных соединений 1–4 
 

Найдено, % 
Вычислено, % 

Сое- 
дине- 
ние 

Брутто- 
формула 

C H Hlg N 

Т. пл., 
 °C 

Вы- 
ход, % 
(метод) 

1 2 3 4 5 6 7 8 

1a С17Н17N3O3 65.44 
65.58 

5.42 
5.50 

– 13.39 
13.50 

169 74 

1b C17H15N3O3 65.88 
66.01 

4.81 
4.89 

_ 13.67 
13.58 

144 85 

1c C15H13N3O 71.58 
71.70 

5.12 
5.21 

_ 16.84 
16.72 

118–119 85 

2а C18H17N3O3 66.65 
66.86 

5.17 
5.30 

_ 12.88 
13.00 

216–217 80 (А);  
86 (Б) 

2b C24H21N3O3 72.29 
72.17 

5.06 
5.30 

_ 10.53 
10.52 

169 85 (Б) 

2c C25H23N3O3 72.46 
72.62 

5.42 
5.61 

_ 10.21 
10.16 

181–182 
(с разл.) 

57 (А); 
95 (Б) 

2d C25H23N3O3 72.53 
72.62 

5.48 
5.61 

_ 10.25 
10.16 

237–238 
(с разл.) 

65 (А) 

2e C24H21N3O4 69.25 
69.39 

5.03 
5.10 

_ 10.16 
10.11 

разл. 
 >280 

50 (А) 

2f C25H23N3O4 69.99 
69.92 

5.61 
5.40 

_ 9.82 
9.78 

135–136 52 (А) 

2g C25H23N3O4 69.84 
69.92 

5.37 
5.40 

_ 9.80 
9.78 

180–182 67 (А) 

2h C25H23N3O5 67.58 
67.41 

5.01 
5.20 

_ 9.51 
9.43 

240 71 (Б) 

2i C25H23N3O5 67.53 
67.41 

5.36 
5.20 

_ 9.48 
9.43 

181–182 78 (Б) 

2j C26H25N3O5 67.86 
67.96 

5.54 
5.48 

_ 9.18 
9.14 

198 45 (А) 

2k C24H20FN3O3 69.00 
69.06 

4.87 
4.83 

4.56 
4.55 

10.09 
10.07 

209 60 (В) 

2l C24H20ClN3O3 66.15 
66.44 

4.47 
4.65 

8.11 
8.17 

9.73 
9.68 

213 52 (А) 

2m C24H20ClN3O3 66.26 
66.44 

4.76 
4.65 

8.03 
8.17 

9.59 
9.68 

187–189 65 (А) 

2n C24H20BrN3O3 60.01 
60.26 

4.07 
4.21 

16.60 
16.70 

8.89 
8.78 

211–212 80 (А) 

2o C26H26N4O3 70.32 
70.57 

5.77 
5.92 

_ 12.69 
12.66 

136 50 (А); 
82 (Б) 

2p C24H20N4O5 64.98 
64.86 

4.43 
4.54 

_ 12.72 
12.61 

200 62 (В) 

2q C24H19Cl2N3O3 61.64 
61.55 

3.99 
4.09 

15.20 
15.14 

9.09 
8.97 

235–238 61 (А) 

2r C24H19Cl2N3O3 61.49 
61.55 

4.21 
4.09 

15.12 
15.14 

9.04 
8.97 

227 56 (А) 
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О к о н ч а н и е   т а б л и ц ы   1

1 2 3 4 5 6 7 8 

2s C24H19Cl2N3O3 61.72 
61.55 

4.17 
4.09 

15.04 
15.14 

8.86 
8.97 

203 58 (А) 

2t C16H13N3O 72.87 
72.99 

4.87 
4.98 

– 16.01 
15.96 

219–221 75  (Б) 

3a C18H15N3O3 67.45 
67.28 

4.49 
4.71 

_ 13.26 
13.08 

разл. 
 >215 °C 

40 (А) 

3b C25H21N3O3 72.75 
72.98 

5.01 
5.14 

_ 10.27 
10.21 

214 43 (А) 

3c C24H19N3O4 69.88 
69.72 

4.64 
4.63 

_ 10.03 
10.16 

210 86 (Б) 

3d C24H18ClN3O3 66.47 
66.75 

4.03 
4.20 

8.11 
8.21 

9.52 
9.73 

168 50 (А) 

3e* C25H21N3O3S 67.53 
67.70 

4.85 
4.77 

_ 9.22 
9.47 

226–228 50 (Б) 

4a C25H23N3O3 72.53 
72.62 

5.46 
5.61 

_ 10.09 
10.16 

164 95 

4b C24H20FN3O3 69.15 
69.06 

4.94 
4.83 

4.53 
4.55 

10.10 
10.07 

160–161 94 

4c C24H20ClN3O3 66.37 
66.44 

4.58 
4.65 

8.16 
8.17 

9.66 
9.68 

156–158 78 

4d C24H20N4O5 64.70 
64.86 

4.65 
4.54 

_ 12.74 
12.61 

186 93 

4e C25H23N3O5 67.31 
67.41 

5.25 
5.20 

_ 9.36 
9.43 

184–185 89 

4f C22H16ClN3O 70.54 
70.68 

4.24 
4.31 

9.56 
9.48 

11.13 
11.24 

165 80 

6 C33H27N3O3 77.28 
77.17 

5.35 
5.30 

– 8.23 
8.18 

213–214 7 (А); 
50 (Б) 

7 C31H21Cl2N3O3 67.04 
67.16 

3.98 
3.82 

12.74 
12.79 

7.62 
7.58 

235–238 5 

8 C31H19Cl4N3O3 59.70 
59.74 

3.15 
3.07 

22.69 
22.75 

6.80 
6.74 

262 6 

___________ 
* Найдено, %: S 7.11. Вычислено, %: S 7.23. 
 
 
 
Стирильные производные 5, 6 образуются и в контрольном опыте при 

нагревании диазепина 2с с 4-метилбензальдегидом в трифторуксусной 
кислоте (данные хромато-масс-спектров). Суммарный  выход 10%. При 
нагревании стехиометрических количеств 4-метилбензальдегида и диазе-
пина 2с в ДМФА в присутствии трет-бутилата калия до 60 °С в течение 
50 ч [8] было выделено только соединение 6 с выходом 50%. 

 
 
 
 



 750 

Т а б л и ц а  2 
Спектры ЯМР 1Н синтезированных соединений 

Соеди- 
нение Химические сдвиги, δ, м. д. (J, Гц) 

1 2 
1a 3.76 и 3.78 (6Н, с, 3'- и 4'-ОСН3); 4.26 (2Н, с, СН2); 5.50 (2Н, с, NH2); 6.80 

(1Н, д, J = 8.0, H-5'); 6.88 (1H, д, J = 8.0, H-6'); 6.98 (1Н, с, H-2'); 7.43 (1Н, т, J
= 8.0, Н-6); 7.61 (1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.72 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.12 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-5) 

1b 4.32 (2Н, с, СН2); 4.10–4.20 (4Н, м, ОСН2СН2О); 5.52 (2Н, с, NН2); 6.63 (1Н, 
д, J = 8.0, H-6'); 6.74 (1H, c, H-2'); 6.75 (1Н, д, J = 8.0, H-5'); 7.40 (1Н, т,  
J = 8.0, Н-6); 7.57 (1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.63 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.05 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-5) 

1c 4.32 (2Н, с, СН2); 5.52 (2Н, с, NН2); 7.16 (1Н, т, J = 8.0, Н-4'); 7.25 (2Н, т,  
J = 8.0, H-3',5'); 7.35 (2Н, д, J = 8.0, H-2',6'); 7.40 (1Н, т, J = 8.0, Н-6); 7.57 
(1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.69 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.09 (1Н, д, J = 8.0, Н-5) 

2a 3.70 и 3.80 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.34 (4Н, уш. с, 2- и 6-CН2); 6.52 (1Н, с,
Н-7); 6.76 (1Н, с, Н-10); 7.14 (1Н, уш. с, NH); 7.40 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.55 
(1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.69 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.13 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2b 3.57 и 3.86 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.90 и 5.15 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 5.47 (1Н, с, 
СН); 6.29 (1Н, с, Н-7); 6.48 (1Н, д, J = 2.0, NH); 6.84 (1Н, с, Н-10); 7.35 (6Н, 
м, Н-2',3',4',5',6' и H-2); 7.59 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.81 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 
8.12 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2c 2.31 (3Н, с, СН3); 3.51 и 3.81 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.00 и 5.03 (2Н, д,  
J = 14.2, СН2); 5.48 (1Н, с, СН); 6.29 (1Н, с, Н-7); 6.72 (1Н, уш. с, NH); 6.95 
(1Н, с, Н-10); 7.12 (2Н, д, J = 7.5, Н-3',5'); 7.20 (2Н, д, J = 7.5, Н-2',6'); 7.47 
(1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.61 (1Н, д, J = 7.6, Н-4); 7.77 (1Н, т, J = 7.6, Н-3); 8.05 
(1Н, д, J = 7.6, Н-1) 

2d 2.59 (3Н, с, СН3); 3.51 и 3.84 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.93 и 5.15 (2Н, д,  
J = 12.8, СН2); 5.66 (1Н, с, СН); 6.17 (1Н, с, Н-7); 6.70 (1Н, уш. с, NH);  
6.93 (1Н, с, Н-10); 7.00–7.08 (2Н, м, Н-3',5'); 7.20 (1Н, т, J = 7.4, Н-4'); 7.24 
(1Н, д, J = 7.4, Н-6'); 7.46 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.61 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.75 
(1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.09 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2e 3.49 и 3.79 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.05 и 4.98 (2Н, д, J = 13.6, СН2); 5.44 (1Н, с, 
СН); 6.32 (1Н, с, Н-7); 6.67 (2Н, д, J = 7.6, Н-3',5'); 6.70 (1Н, уш. с, NH); 6.97 
(1Н, с, Н-10); 7.06 (2Н, д, J = 7.6, Н-2',6'); 7.47 (1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.61 (1Н, 
д, J = 7.6, Н-4); 7.78 (1Н, т, J = 7.6, Н-3); 8.03 (1Н, д, J = 7.6, 1-Н); 9.30 (1Н, с, 
ОН) 

2f 3.55 и 3.83 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.73 (3Н, с, 3'-ОСН3); 3.97 и 5.06 (2Н, д,  
J = 13.6, СН2); 5.44 (1Н, с, СН); 6.29 (1Н, с, Н-7); 6.59 (1Н, уш. с, NH);  
6.80–6.90 (4Н, м, Н-2',4',6',10); 7.21 (1Н, т, J = 8.0, Н-5'); 7.41 (1Н, т, 
 J = 8.0, Н-2); 7.58 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.70 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.08 (1Н, д, J
= 8.0, Н-1) 

2g 3.55 и 3.83 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.70 (3Н, с, 4'-ОСН3); 4.00 и 5.00 (2Н, д,  
J = 14.3, СН2); 5.50 (1Н, с, СН); 6.24 (1Н, с, Н-7); 6.59 (1Н, уш. с, NH);  
6.87 (1Н, с, Н-10); 7.30 (4Н, м, Н-2',6' и H-3',5'); 7.42 (1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.57 
(1Н, д,  J = 7.6, Н-4); 7.71 (1Н, т, J = 7.6, Н-3); 8.05 (1Н, д, J = 7.6, Н-1) 

2h 3.58 и 3.85 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.74 (3Н, с, 3'-ОСН3); 3.97 и 5.05 (2Н, д,  
J = 13.2, СН2); 5.35 (1Н, с, СН); 6.33 (1Н, с, Н-7); 6.52 (1Н, уш. с, NH);  
6.72–6.81 (3Н, м, Н-2',5',6'); 6.85 (1Н, с, Н-10); 7.43 (1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.59 
(1Н, д,  J = 7.6, Н-4); 7.72 (1Н, т, J = 7.6, Н-3); 8.10 (1Н, д, J = 7.6, Н-1); 8.43 
(1Н, с, ОН) 

2i 3.56 (3Н, с, 4'-ОСН3); 3.82 и 3.84 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.86 и 5.15 (2Н, д,  
J = 13.2, СН2); 5.30 (1Н, с, СН); 6.30 (1Н, с, Н-7); 6.41 (1Н, уш. с, NH); 6.73 
(1Н, д, J = 7.6, Н-5'); 6.80 (1Н, с, Н-2'); 6.81 (1Н, д, J = 7.6, Н-6'); 6.85 (1Н, с, 
Н-10); 7.42 (1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.58 (1Н, д, J = 7.6, Н-4); 7.71 (1Н, т, J = 7.6, 
Н-3); 8.11 (1Н, д, J = 7.6 , Н-1); 8.45 (1Н, с, ОН) 
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Продолжение таблицы  2
1 2 
2j 3.50 и 3.80 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.63 и 3.74 (6Н, с, 3'- и 4'-ОСН3); 4.06 и 4.93 

(2Н, д, J = 13.3, СН2); 5.43 (1Н, с, СН); 6.33 (1Н, с, Н-7); 6.71 (1Н, с, NH); 
6.81 (3H, уш. с, Н-2',5',6'); 6.91 (1Н, с, Н-10); 7.43 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.58 
(1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.73 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.04 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2k 3.54 и 3.83 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.11 и 4.96 (2Н, уш. с, СН2); 5.58 (1Н, д,  
J = 2.1, СН); 6.29 (1Н, с, H-7); 6.88 (1Н, уш. с, NH); 6.95 (1Н, с, Н-10); 7.06 
(2Н, уш. м, Н-2',6'); 7.34 (2Н, уш. м, Н-3',5'); 7.64 (1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.61 
(1Н, д,  J = 7.6, Н-4); 7.76 (1Н, т, J = 7.6, Н-3); 8.05 (1Н, д, J = 7.6, Н-1) 

2l 3.53 и 3.81 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.12 и 4.88 (2Н, уш. с, СН2); 5.55 (1Н, с, 
СН); 6.29 (1Н, с, Н-7); 6.92 (1Н, с, Н-10); 6.98 (1Н, уш. с, NH); 7.15–7.30 (4Н, 
м, Н-2',4',5',6'); 7.42 (1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.58 (1Н, д,  J = 7.6, Н-4); 7.72 (1Н, 
т, J = 7.6, Н-3); 8.01 (1Н, д, J = 7.6, Н-1)  

2m 3.51 и 3.80 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.20 и 4.82 (2Н, д, J = 13.4, СН2); 5.62 (1Н, с, 
СН); 6.33 (1Н, с, Н-7); 7.00 (1Н, с, H-10); 7.10 (1Н, уш. с, NH; 7.30 (4Н, м, 
Н-2',3',5',6'); 7.46 (1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.63 (1Н, д, J = 7.6, Н-4); 7.76
(1Н, т, J = 7.6, Н-3); 8.00 (1Н, д, J = 7.6, Н-1) 

2n 3.55 и 3.87 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.10 и 4.80 (2Н, уш. с, СН2); 5.50 (1Н, с, 
СН); 6.30 (1Н, с, Н-7); 6.94 (1Н, с, Н-10); 6.90 (1Н, уш. с, NH); 7.15–7.30 (4Н, 
м, Н-2',4',5',6'); 7.42 (1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.58 (1Н, д, J = 7.6, Н-4); 7.72 (1Н, т, 
J = 7.6, Н-3); 8.01 (1Н, д, J = 7.6, Н-1) 

2o 2.95 (6Н, с, N(СН3)2); 3.53 и 3.83 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.83 и 5.18 (2Н, уш. д, 
СН2); 5.28 (1Н, уш. с, СН); 6.23 (1Н, с, Н-7); 6.31 (1Н, уш. с, NH); 6.64 (2Н, 
д, J = 8.2, Н-3',5'); 6.80 (1Н, с, Н-10); 7.16 (2Н, д, J = 8.2, Н-2',6'); 7.41 (1Н, т, 
J = 7.6, Н-2); 7.57 (1Н, д, J = 7.6, Н-4); 7.69 (1Н, т, J = 7.6, Н-3); 8.10 (1Н, д, 
J = 7.6, Н-1) 

2p 3.54 и 3.82 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.21 и 4.84 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 5.74 (1Н, с, 
СН); 6.30 (1Н, с, Н-7); 6.94 (1Н, с, Н-10); 7.11 (1Н, уш. с, NH); 7.41 (1Н, т,  
J = 8.0, Н-2); 7.53 (2Н, д, J = 8.0, Н-2',6'); 7.59 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.73 (1Н, 
т, J = 8.0, Н-3); 7.99 (1Н, д, J = 8.0, Н-1); 8.09 (2Н, д, J = 8.0, Н-3',5') 

2q 3.56 и 3.84 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.30 и 4.71 (2Н, д, J = 13.0, СН2); 6.10 (1Н, с, 
СН); 6.30 (1Н, с, Н-7); 6.75 (1Н, уш. с, NH); 6.95 (1Н, с, Н-10); 7.01 (2Н, м, Н-
4',6'); 7.43 (2Н, м, Н-2,5'); 7.58 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.72 (1Н, т, J = 8.0,  
Н-3); 7.98 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2r 3.56 и 3.84 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.91 и 5.21 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 6.14 (1Н, с, 
Н-7); 6.24 (1Н, с, CН); 6.67 (1Н, уш. с, NH); 6.84 (1Н, с, Н-10); 7.32 (2Н, м, Н-
4',5'); 7.42 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.54 (1Н, д, J = 8.0, Н-3'); 7.60 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-4); 7.71 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.14 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2s 3.59 и 3.86 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.22 и 4.78 (2Н, д, J = 12.4, СН2); 6.00 (1Н, с, 
СН); 6.26 (1Н, с, Н-7); 6.87 (2Н, уш. с, NH, H-6'); 6.90 (1Н, с, Н-10); 7.06 (1Н, 
д, J = 8.0, Н-5'); 7.40 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.50 (1Н, с, Н-3'); 7.58 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-4); 7.70 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.02 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2t 4.41 (2H, c, 6-CH2); 4.45 (2H, c, 11-CH2); 7.05 (1H, д, J = 7.2, H-7); 7.17 (2H, 
м, H-8,9); 7.28 (1H, д, J = 7.2, H-10); 7.33 (1H, c, NH; 7.46 (1H, т, J = 8.0, 
H-2); 7.58 (1H, д, J = 8.0, H-4); 7.74 (1H, т, J = 8.0, H-3); 8.12 (1H, д, J = 8.0, 
H-1) 

3a 4.18 (8Н, м, 6- и 15-CH2, ОСН2СН2О); 6.45 (1Н, с, Н-16); 6.72 (1Н, с, Н-5); 
7.12 (1Н, с, NH); 7.42 (1Н, т, J = 7.6, Н-11); 7.55 (1Н, д, J = 7.6, Н-13); 7.69 
(1Н, т, J = 7.6, Н-12); 8.12 (1Н, д, J = 7.6, Н-10) 

3b 2.33 (3Н, с, СН3); 3.83 и 5.06 (2Н, д, J = 13.2, СH2); 4.13 (4Н, м, ОСН2СН2О); 
5.33 (1Н, с, СН); 6.19 (1Н, с, Н-16); 6.55 (1Н, с, NH); 6.79 (1Н, с, Н-5); 7.11 
(2Н, д, J = 8.0, Н-3',5'); 7.21 (2Н, д, J = 8.0, Н-2',6'); 7.43 (1Н, т, J = 8.0, Н-11); 
7.57 (1Н, д, J = 8.0, Н-13); 7.72 (1Н, т, J = 8.0, Н-12); 8.06 (1Н, д, J = 8.0, 
Н-10) 
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Окончание  таблицы  2
1 2 
3c 3.80 и 5.14 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 4.16 (4Н, м, ОСН2СН2О); 5.28 (1Н, с, СН); 

6.29 (1Н, с, H-16); 6.48 (1Н, уш. с, NH); 6.72 (1Н, д, J = 7.6, Н-4'); 6.77 (1Н, д, 
J = 7.6, Н-6'); 6.80 (2Н, с, Н-5,2'); 7.12 (1Н, т, J = 7.6, Н-5'); 7.43 (1Н, т,  
J = 8.0, Н-11); 7.59 (1Н, д, J = 8.0, Н-13); 7.72 (1Н, т, J = 8.0, Н-12); 8.12 (1Н, 
д, J = 8.0, Н-10); 9.06 (1Н, с, ОН) 

3d 3.95 и 4.95 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 4.11 (4Н, м, ОСН2СН2О); 5.43 (1Н, с, СН); 
6.20 (1Н, с, Н-16); 6.72 (1Н, уш. с, NH); 6.81 (1Н, с, Н-5); 7.36 (4Н, м,  
Н-2',3',5',6'); 7.43 (1Н, т, J = 8.0, Н-11); 7.55 (1Н, д, J = 8.0, Н-13); 7.69 (1Н, т,  
J = 8.0, Н-12); 8.04 (1Н, д, J = 8.0, Н-10) 

3e 2.45 (3Н, с, SСН3); 3.88 и 5.01 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 4.13 (4Н, м, 
ОСН2СН2О); 5.38 (1Н, с, СН); 6.23 (1Н, с, Н-16); 6.61 (1Н, уш. с, NH); 6.81 
(1Н, с, Н-5); 7.18 (2Н, д, J = 8.0, Н-3',5'); 7.25 (2Н, д, J = 8.0, Н-2',6'); 7.43 
(1Н, т, J = 8.0, Н-11); 7.58 (1Н, д, J = 8.0, Н-13); 7.72 (1Н, т, J = 8.0, Н-12); 
8.06 (1Н, д, J = 8.0, Н-10) 

4a 2.33 (3Н, с, СН3); 3.53 и 3.68 (6Н, с, 3'- и 4'-ОСН3); 4.15 (2Н, с, СН2); 6.54
(1Н, д, J = 8.0, Н-6'); 6.69 (1H, c, Н-2'); 6.70 (1Н, д, J = 8.0, H-5'); 7.11 
(2H, д, J = 8.0, H-3'',5''); 7.48 (1Н, т, J = 8.0, Н-6); 7.62 (1Н, д, J = 8.0, Н-8); 
7.75 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 7.85 (2Н, д, J = 8.0, Н-2'',6''); 8.16 (1Н, д, J = 8.0, 
Н-5); 8.64 (1Н, с, СН=N) 

4b 3.50 и 3.69 (6Н, с, 3- и 4-ОСН3); 4.17 (2Н, с, СН2); 6.63 (1Н, д, J = 8.8, Н-6'); 
6.74 (1H, c, Н-2'); 6.75 (1Н, д, J = 8.8, Н-5'); 7.27 (2Н, т, J = 8.7, Н-3'',5''); 7.46 
(1Н, т, J = 6.8, H-6);  7.67 (1Н, д, J = 6.8, Н-8); 7.75 (1Н, т, J = 6.8, Н-7); 7.95 
(2Н, т, J = 8.7, Н-2'',6''); 8.18 (1Н, д, J = 6.8, Н-5); 8.72 (1Н, с, СН=N) 

4c 3.51 и 3.54 (6Н, с, 3- и 4-ОСН3); 4.19 (2Н, с, СН2); 6.73 (1Н, д, J = 8.0, H-6'); 
6.78 (1H, д, J = 8.0, Н-5'); 6.79 (1Н, c, J = 8.0, H-2'); 7.22 (2Н, д, J = 7.6, 
H-3'',5''); 7.41 (1Н, т, J = 7.6, H-6); 7.63 (1Н, д, J = 7.6, H-8); 7.71 (1Н, т, 
J = 7.6, H-7); 7.88 (2Н, д, J = 7.6, H-2'',6''); 8.17 (1Н, д, J = 7.6, H-5); 8.76 (1Н, 
с, СН=N) 

4d 3.60 и 3.71 (6Н, с, 3- и 4-ОСН3); 4.25 (2Н, с, СН2); 6.68 (1Н, д, J = 8.0, Н-6'); 
6.77 (1Н, д, J = 8.0, Н-5'); 6.81 (1H, c, Н-2'); 7.49 (1Н, т, J = 8.0, Н-6); 7.71 
(1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.78 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.15 (2Н, д, J = 8.8, Н-2'',6''); 
8.21 (1Н, д, J = 8.0, Н-5); 8.35 (2Н, д, J = 8.8, Н-3'',5''); 9.19 (1Н, с, СН=N) 

4e 3.48 и 3.70 (6Н, с, 3- и 4-ОСН3); 3.92 (3Н, с, 3'-ОСН3); 4.16 (2Н, с, СН2); 6.68 
(1Н, д, J = 8.0, Н-6'); 6.75 (1H, c, Н-2'); 6.78 (1Н, д, J = 8.0, Н-5'); 6.91 (1Н, д, 
J = 8.0, Н-5''); 7.22 (1Н, д, J = 8.0, Н-6''); 7.46 (2Н, м, Н-2'',6); 7.68 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-8); 7.76 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.16 (1Н, д, J = 8.0, Н-5); 8.38 (1Н, с, 
СН=N); 9.69 (1Н, с, ОН) 

4f 4.26 (2Н, с, СН2); 7.11–7.18 (3Н, м, Н-3',4',5'); 7.23 (2Н, д, J = 8.2, Н-2',6'); 
7.47 (1Н, т, J = 8.0, Н-6); 7.51 (2Н, д, J = 8.8, Н-3'',5''); 7.67 (1Н, д, J = 8.0,  
Н-8); 7.77 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 7.83 (2Н, д, J = 8.8, Н-2'',6''); 8.16 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-5); 8.78 (1Н, с, СН=N) 

6 2.20 (3Н, с, 4-СН3); 2.47 (3Н, с, 4'-СН3); 3.53 и 3.75 (6Н, с, 3- и 4-ОСН3); 6.94 
(1Н, с, Н-7); 7.00 (2Н, д, J = 7.5, Н-3',5'); 7.02 (1Н, с, Н-10); 7.17 (1Н, с, СН=); 
7.28 (1Н, т, J = 7.6, Н-2); 7.34 (4Н, м, Н-3'',5'' и Н-2',6'); 7.67 (2Н, м, Н-3,4); 
7.78 (2Н, д, J = 7.5, Н-2'',6''); 8.33 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

7 3.58 и 3.79 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 6.93 (1Н, с, Н-7); 7.11 (1Н, с, Н-10); 7.20–7.38
(4Н, м, Н-4',5' [6- и 11-(3-Cl–Ph)]); 7.34 (1Н, с, СН=); 7.59 (1Н, т, J = 8.0, 
Н-3); 7.62 (1Н, д, J = 8.2, Н-6' [6-(3-Cl–Ph)]); 7.66 (1Н, с, Н-2' [11-(3-Cl–Ph)]); 
7.72 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.82 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.89 (1H, д, J = 8.2, Н-6'
[11-(3-Cl–Ph)]); 7.92 (1Н, с, Н-2' [6-(3-Cl–Ph)]); 8.37 (1Н, д, J = 8.0, Н-1)  

8 3.50 и 3.73 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 6.34 (1Н, с, Н-7); 7.00 (1Н, с, Н-10);  
7.20 (1H, д, J = 8.2, Н-5' [6-(2,4-Cl2–Ph)]); 7.35 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 7.37 (1H, 
д, J = 8.2, Н-6' [6-(2,4-Cl2–Ph)]); 7.45 (1Н, с, СН=); 7.51 (1Н, с, Н-3'  
[11-(2,4-Cl2–Ph)]); 7.52 (1H, д, J = 8.2, Н-5' [11-(2,4-Cl2–Ph)]); 7.34 (1H, д,  
J = 8.2, Н-6' [11-(2,4-Cl2–Ph)]); 7.62 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.75 (1Н, с, Н-3'  
[6-(2,4-Cl2–Ph)]); 7.78 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 8.39 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 
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ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ    ЧАСТЬ 
 

Спектры ЯМР 1Н получены на приборе Gemini-200 (200 МГц) и Bruker 
Avance II 400 (400 МГц) в ДМСО-d6, внутренний стандарт ТМС, хромато-масс-
спектры – на спектрометре Agilent 1100 LC/MSD VL, способ ионизации APCI 
(химическая позитивная ионизация при атмосферном давлении). Параметры 
хроматографической колонки: длина 50 мм, диаметр 4.6 мм, неподвижная фаза – 
ZORBAX SB-C18, растворитель – ацетонитрил–вода, 95:5, 0.1% трифторуксусная 
кислота, градиентное элюирование, скорость подачи растворителя 3.0 мл/мин. 
Характеристики синтезированных соединений приведены в табл. 1, 2. 

3-Амино-2-(3,4-диметоксибензил)хиназолин-4(3H)-он (1a), 3-амино-2-(1,4-
бензодиоксан-6-илметил)хиназолин-4(3Н)-он (1b) и 3-амино-2-бензилхиназо-
лин-4(3H)-он (1с) получают циклизацией метиловых эфиров 2-(3,4-диметокси-
бензилкарбоксамидо)-, 2-(1,4-бензодиоксан-6-илметилкарбоксамидо)- и 2-
(бензил-карбоксамидо)бензойных кислот с гидразингидратом по методикам, 
аналогичным [9, 10]. 

3-Арилметилиденамино-2-бензилхиназолин-4(3H)-оны (основания Шиф-
фа) 4a–f (общая методика). Раствор 2.5 ммоль соответствующего 3-амино-2-бен-
зилхиназолин-4(3H)-она 1а–с и 2.5 ммоль ароматического альдегида в 5 мл 
уксусной кислоты кипятят 5 ч, охлаждают, разбавляют водой. Выпавшие 
кристаллы отфильтровывают и перекристаллизовывают из спирта. 

8,9-Диметокси-6,11,12,14-тетрагидробензо[4,5][1,2]диазепино[7,1-b]хиназо-
лин-14-оны 2a–t, 3a–e (общая методика). А. Смесь 2.5 ммоль соответствующего 
аминопроизводного 1a,b и 2.5 ммоль альдегида в 4 мл трифторуксусной кислоты 
кипятят 7–8 ч. Охлаждают, реакционную смесь разбавляют водой и нейтрализуют 
10% водным раствором аммиака до слабощелочной реакции. Оставляют смесь на 
1 ч, кристаллы отфильтровывают и промывают водой. Перекристаллизацию 
проводят из ацетона или смеси ДМФА–ацетонитрил. Соединение 2o очищают 
перекристаллизацией из изопропилового спирта или ацетона. 

Б. Смесь 2.5 ммоль соответствующего аминопроизводного 1a,b и 2.5 ммоль 
альдегида в 10 мл HCl перемешивают 2–3 ч при 90 °C. Для лучшего растворения 
исходных соединений можно прибавлять 1–3 мл свежеперегнанного диоксана. 
Реакционную смесь охлаждают и обрабатывают по методу А. Соединения 2а,с, 3с 
при охлаждении кристаллизуются из реакционной смеси и могут быть выделены 
в виде гидрохлоридов. Переводят в основания действием водного раствора 
аммиака. 

В. Циклизацию оснований Шиффа 4а–е проводят кипячением в трифторуксус-
ной кислоте в течение 7 ч. 

8,9-Диметокси-11-(п-толил)-6-[(п-толил)метилиден]-6,14-дигидробензо[4,5]-
[1,2]диазепино[7,1-b]хиназолин-14-oн (6). К раствору 0.95 г (2.3 ммоль) соедине-
ния 2с в 7 мл ДМФА и 0.55 г (4.6 ммоль) п-толуилового альдегида прибавляют 
0.34 г (3 ммоль) t-BuOK и перемешивают 50 ч при 60 °C. Охлаждают, разбавляют 
20 мл воды и нейтрализуют муравьиной кислотой. Осадок отфильтровывают. 
Кристаллизуют из ацетонитрила. 
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