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СИНТЕЗ  ЗАМЕЩЕННЫХ  
ИМИДАЗО  [ 1 , 2-b] -1, 2,4 -ТРИАЗ  OЛ O [4,3-д ]  -  1,2,4-ТРИАЗЕПИНА  

И  4H-ИМИДАЗО [1,2-Ь ]- 1,2,4 -ТРИАЗИНО [4,3- д ]-1,2,4- 
ТРИАЗ EПИН -7 -О HА  

По  нашим  данным  [1],  5Н -2-метил -4-гидразино -7,8-дифенилимида -
зо [1,2-Ь ]-1,2,4-триазепин  (I) существует  преимуществ  emio в  гидразонной  
форме . Такая  структура  соединения  предполагает  возможность  соединения  I 
вступать  в  реакции  c динуклеофильиьиии  реагентами  c участием  
аминогруппы  и  атома  N(5) c аннелированием  гетероцикла  к  триазепиновому  
фрагменту  бицикла  I. 

Нами  впервые  установлено , что  при  кипячении  гидразина  I в  муравьиной  
кислоте  (2 ч ) или  в  триэтоксиметане  образуется  2-метил -9,  1 О -дифенилими -
дазо  [1,2-b J-1, 2,4 -триазоло -  [4,3-d  ]-i  ,2,4-триазепиа  (I1), a в  случае  кипяче -
ния  (5 ч ) в  метаноле  эквимолярных  количеств  со eдинения  I и  бромциана  -
его  б -аминопроизвоцное  III. 

Реакцией  гидразина  I и  пировинограцной  или  a-кетоглутаровой  
кислоты  (молярное  соотношение  1 : 1,5) в  кипящем  изопропаноле  (5 ч ) 
синтезированы  ранее  не  известные  4H-2,6-диметил - (IV) и  4Н -2-метил -
6-  (8-еарбоксиэтил ) -9,1 О -дифенилимидазо -  [1,2-b]- 1,  2, 4- т pи aзин o [4,3-д  ] 
триазепин -7-он  (V). 

2-Meтил -9,1 0-диф eнилимид aз o [1,2-Ь ] -1,2,4-триазоло [4,3-d]- 1 ,2,4 - т p и a з e пин 	(II). 
Ton  179...180'C ( из  пропанола -2). Спектр  ПмР  (ДМСО -D5): 2,57 (ЗН , c, 2-СНз ); 3,63 (2Н , c, 
3-СН 2); 7,5 м . д . (11 H, м , Наром ) . Масс -спектр , mhz (Ротн , %): 341 (25); М +  340 (100); [M-HCN] + 

 313 (8); [(M-HCN)-HCN] + 286 (б ); [(M-HCN)-N2] Т  285 (3); [(M-HCN) -N2- СНЗС N] + 244 (5); 
[PhCCNPh] + 195 (50); [PhCCPh] + 178 (5); [PhCN] +  103 (25).  Выход  55...70%. 

2-Meтил -6-амино -9,10-дифенилимидазо  [ 1,2-Ь ] - 1,2,4-т pиазоло  [4,3 -д ] -1,2,4-тpи aзепин  
(Iп ).  Ton 271...272 ° С  (из  ДМФА ).  Спектр  [HviP (ДМСО -D6)= 2,22 (ЗН , c, 2-СНЗ ); 3,33 (2Н , c, 
3-СН 2); 7,4 (10Н , м , Наром ); 8,68 м . д . (2Н , c, б -NH2). Масс -спектр , т /z (7отн , %): М +  355 ( 1 00); 
[м -Nн 2] + з 39 (47); [(М -Nн 2)-Снзс N]+ 29в  (2о ); [РнссРп ]+ 

178 (14); [PhCN] +  1 о 3 (13). 
Выход  67%. 

4Н -2,6 -Диметил - i0,11-диф eнилимид aз o[1,2-Ь ]-1,2,4-т pиазино [4,3-dj- 1,2,4-т pиазепин -7- 
он  (IV). Ton  315 °С  (из  смеси  ДМФА -Н 20) • Спектр  ПМР  (ДМСО -Дь ): 2,27 (ЗН , c, 6-СНз ); 2,33 
(ЗН , c, 2-СНз ); 6,02 ( 1Н , c, 3-СНг ); 7,35 (10Н , м , Паром );  7,82 м . д . (1 Н , c, 4-NH). Масс -спектр , 

т /г (Иотн , %): М +  382 (100); [М -NССНз ] + 341 (14); [М -СО (СНз )CN] + 313 (13); [(M-СНзС N)- 
СНзС NNН ] + 285 (28); [PhCCPh] + 178 (44); [PhCN] + 103 (50): Выход  74 %. 

4Н -2-Meти л -б  -j3-к apбоксизтил -i0,11 -дифенили iиидазо [1,2-Ь ] -1,2,4 т pи aзино [4,3-d] -1,2,4- 
триазепин -7-он  (V).  Топ  284...285 °С  (из  смеси  ДМФА -Н 20). Выход  68%. 

Данные  элементного  анализа  соединений  H-V  соответствуют  вычисленным . 
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РЕГИОСЕЛЕКТИВНЫЙ  СИНТЕЗ  МЕТИЛОВОГО  ЭФИ PА  
5, 7-ДИФЕНИЛ -3-ЭТОКСИКАРБ  ОНИЛМЕТИЛ -4, 7-ДИГИДРО - 
ТИАЗОЛО [3,2- а ]ПИРИДИН -8-КАРБОНОВОЙ  КИСЛОТЫ  

Y 2-aлкилти o-5-карбамоил -3-циано -l,4-дигидропиридинов  [1], произ -
водных  8-этоксикарбонил -5, б -дигидротиазоло [2,3-с ][1,4]тиазинов  [2] и  
7-алкоксикарбонил -2,3,5, б -тетрагидропирроло [2,1-Ь ]тиазолов  [3] выявлена  
гепатопротекторная  активность . Объединение  структурных  фрагментов , 
определяющих  активность  упомянутых  выше  соединений  в  одну  молекулу , 
может  быть  перспективным . 	. 

Нами  недавно  предложен  простой  способ  получения  нитрилов  
3-oк co-2,3,4,7-тетрагидротиазвло [3,2-а ]пиридин -8-карбоновой  кислоты  [4], 
однако  синтез  соответств yющих  нитрилов  3-замещенных  4,7 дигидротиазо - 
ло [3,2-а ]пиридин -8-карбоновой  кислоты  затруднен . Наряду  c желаемой  
внутримолекулярной  циклизацией  функциональной  группы  2-алкилтиоза - 
местителя  c нуклеофильным  азотом  1, 4-дигидропиридинового  цикла , 
приводящей  к  их  образованию , легко  протекает  конкурирующая  циклизация  
по  Торпу  c участием  активированной  метиленовой  гр yппы  2-алкидтиозаме -

стителя  и  цианогруппы  в  положении  3, прив oдящая  к  гидрированным  
таено  [2,3- Ь  ]пиридинам  [5].  
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