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Производные бензимидазола используют в медицине как противоязвен-ные, антигипертонические, 

антивирусные, противогрибковые, противо-опухолевые, антигистаминные и противоглистные 

средства [1–3]. Биоло-гическую активность проявляют также производные имидазо[1,2-a]пири-

мидина [4–9] и триазоло[4,5-d]пиримидина [10–16]. В настоящей работе предложен удобный метод 

синтеза новой полиядерной системы – [1,2,3]три-азоло[4',5':4,5]пиримидо[1,6-a]бензимидазола, в 

которой сочетаются упо-мянутые фрагменты. 

Известно, что при циклоприсоединении арилазидов к СН-кислотам образуются производные 1Н-

1,2,3-триазола [17]. Однако реакции азидов с метиленактивными нитрилами изучены недостаточно. 
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a R = Br, b R = NO2 

 

 

Мы полагали, что 1H-бензимидазол-2-илацетонитрил 1 будет реагиро-вать столь же легко, как и 

аналогичный 1,3-бензотиазол-2-илацетонитрил (длительность реакции 1–2 мин, выходы триазолов – 

более 80%). 

Однако, как показали опыты, в реакции нитрила 1 с арилазидами 2 выходы соединений 3a,b были 

ниже (52 и 68%), причем реакция длилась дольше и требовала дополнительного эквивалента 

основания. Это может быть следствием стабилизации карбаниона 1 за счет возможной делокализации 

заряда с участием атома азота в 1H-бензимидазольной системе и протекания конкурирующих 

реакций.  

Наличие в соединениях 3 двух нуклеофильных центров (NH2 и NH) можно использовать для 

формирования нового цикла. Нами установлено, что при взаимодействии аминотриазолов 3a,b с 

ортоэтилформиатом до-вольно легко замыкается пиримидиновый цикл. При этом продукты 4а,b 

получены с хорошими выходами, несмотря на невысокую реакционную способность аминогруппы, 

дезактивированной электроноакцепторным влиянием триазольного кольца. Аналогичные 

4-(тиазолил/бензтиазолил)-1-арил-1H-1,2,3-триазол-5-иламины и метил 5-амино-1-арил-1H-1,2,3-три-

азол-4-карбоксилаты в уксусной кислоте с ортоэтилформиатом не реаги-руют. Вероятно, в случае 



образования соединений 4а,b реакция начи-нается с атаки ортоэтилформиата по атому азота в 

бензимидазольном фрагменте, а последующее взаимодействие аддукта с аминогруппой в триазольном 

цикле приводит к образованию ароматической системы. 

Таким образом, разработанный подход открывает возможности для синтеза представителей новой 

гетероциклической системы – [1,2,3]три-азоло[4',5':4,5]пиримидо[1,6-a]бензимидазолов – путем 

варьирования заместителей в азидах 2, 1H-бензимидазоле и ортоэфире. 
Спектры ЯМР 

1
Н записаны на приборе Varian Unity +400 (400 МГц) в ДMCO-d6, внутренний стандарт ТМС. 

Масс-спектры получены на хромато-масс-спектро-метре Agilent 1100 LC/MSD с химической ионизацией. 

4-(1H-Бензимидазол-2-ил)-1-(4-бромфенил)-1H-1,2,3-триазол-5-иламин (3a). К раствору метилата натрия, 

приготовленного из 0.5 г натрия и 20 мл метанола, прибавляют при интенсивном перемешивании 1.57 г (0.01 

моль) 1H-бензимид-азол-2-илацетонитрила 1 и 0.01 моль арилазида 2a. Перемешивают при комнатной 

температуре до образования осадка. Осадок отфильтровывают и очищают пере-кристаллизацией из смеси 

этанол–ДМФА. Выход 52%. Т. пл. 237–238 ºС. Спектр ЯМР 
1
Н, δ, м. д. (J, Гц): 6.71 (2Н, c, NH2); 7.10–7.13 (2Н, 

м, HBim-6,5); 7.44–7.47 (1Н, м, НBim-4); 7.54–7.56 (1Н, м, НBim-7); 7.67 (2Н, д, J = 8.8, НAr-3,5); 7.77 (2Н, д, J = 8.8, 

НAr-2,6); 12.83 (1Н, с, НBim-1).  Масс-спектр, m/z: 356 [М + Н]
+
. Найдено, %: C 50.64; H 3.22; N 23.48. C15H11BrN6.  

Вычислено, %:  C 50.72; H 3.12; N 23.66. 

4-(1H-Бензимидазол-2-ил)-1-(4-нитрофенил)-1H-1,2,3-триазол-5-иламин (3b) синтезируют аналогично с 

использованием 4-нитрофенилазида 2b. Выход 68%. Т. пл. >300 ºС. Спектр ЯМР 
1
Н, δ, м. д. (J, Гц): 6.99 (2Н, c, 

NH2); 7.10–7.17 (2Н, м, HBim-6,5); 7.50–7.55 (2Н, м, HBim-4,7); 8.05 (2Н, д, J = 8.8, НAr-2,6); 8.46 (2Н, д, J = 8.8, 

НAr-3,5). Масс-спектр, m/z: 322 [М + Н]
+
. Найдено, %: C 55.89; H 3.56; N 30.47. C15H11N7О2. Вычислено, %: C 

56.07; H 3.45; N 30.52. 

3-(4-Бромфенил)-3H-[1,2,3]триазоло[4',5':4,5]пиримидо[1,6-a]бензимид-азол (4a). К суспензии 50 

ммоль соединения 3 в 25 мл этилортоформиата при-бавляют при перемешивании 40 мл уксусной кислоты и 

0.2 г толуолсульфо-кислоты. Нагревают 4 ч при 95–100 °С; при этом образуется осадок. Охлаждают смесь до 

комнатной температуры. Осадок отфильтровывают и очищают пере-кристаллизацией из смеси этанол–ДМФА. 

Выход 80%. Т. пл. >300 ºС. Спектр ЯМР 
1
Н, δ, м. д. (J, Гц): 7.54 (1Н, т, J = 8.0, НBim-9); 7.62 (1Н, т, J = 8.0, НBim-

8); 7.89  (2Н, д, J = 8.8, НAr-3,5);    7.95  (1Н, д,  J = 8.0, НBim-7);    8.17  (2Н, д,  J = 8.8,  

 

НAr-2,6); 8.45 (1Н, д, J = 8.0, НBim-10); 10.03 (1H, c, HPyr-5). Масс-спектр, m/z: 366 [М + Н]
+
. Найдено, %: C 52.47; 

H 2.40; N 23.13. C16H9BrN6. Вычислено, %: C 52.62; H 2.48; N 23.01. 

3-(4-Нитрофенил)-3H-[1,2,3]триазоло[4',5':4,5]пиримидо[1,6-a]бензимид-азол (4b)  синтезируют 

аналогично.  Выход 88%. Т. пл. >300 ºС. Спектр ЯМР 
1
Н, δ, м. д. (J, Гц): 7.58 (1Н, т, J = 8.0, НBim-9); 7.65 (1Н, т, 

J = 8.0, НBim-8); 7.99 (1Н, д, J = 8.0, НBim-7); 8.49 (1Н, д, J = 8.0, НBim-10); 8.58 (4Н, ш. с, С6Н4); 10.07 (1H, c, HPyr-

5). Масс-спектр, m/z: 332 [М + Н]
+
. Найдено, %: C 57.90; H 2.53; N 29.47. C16H9N7О2. Вычислено, %: C 58.01; H 

2.74; N 29.60. 
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