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де R
1
 = СН3; 

R
2
 = Ar, Het; 

R
3
 = СF3. 

2. Спосіб одержання сполук за п. 1, який відрізня-
ється тим, що ацилгідразони 2-ацетоніл-1Н-
бензімідазолу піддають взаємодії з трифтороцто-
вим ангідридом при 15-20 

0
С в органічному роз-

чиннику (наприклад, в діоксані) з подальшим виді-
ленням цільових продуктів із розчинів звичайними 
методами. 
 

 
 

 
 

Винахід відноситься до органічної хімії, а саме 
до похідних нової гетероциклічної системи 
[1,3,4]оксадіазоло[2',3':2,3]піримідо[1,6-
а]бензімідазолу загальної формули: 
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де R

1
 = СНз; 

R
2
 = Аr, Het; 

R
3
 = СF3 

та до способу їх отримання. 
Сполуки нового типу можуть знайти застосу-

вання як фізіологічне активні препарати, аналітич-
ні реагенти, а також як вихідні речовини для син-
тезу раніше невідомих сполук. 

Вказані сполуки, їх властивості і застосування 
в науковій літературі та патентних виданнях не 
описані. 

Із найближчих структурних аналогів широко 
відомі і детально вивчені похідні піримідо[1,6-
а]бензімідазолу 

N

N

N

 
Похідні такої гетероциклічної системи прояв-

ляють бактерицидну [1], протизапальну [2-4], зне-
болюючу [4], антиамебну і антигельмінтну [5] акти-
вність, а також широко досліджуються як інгібітори 
деяких ферментів [6-10] та реагенти для виявлен-
ня нуклеїнової кислоти [11] або паладію (II) [12]. 
Для їх синтезу використовують звичайні в хімії 
гетероциклічних сполук методи добудови піримі-
динового кільця до бензімідазольного (наприклад 
реакцією 2-ціанометилбензімідазолу з ацилюючи-
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ми реагентами [13, 14]) або добудови бензімідазо-
льного кільця до піримідинового (наприклад, цик-
лізацією піримі-дин-6-тіонів, заміщених в положен-
ні 1 о-амінофенільною групою [2-4]). Одначе 
розроблені раніше способи синтезу не дозволяють 
отримувати сполуки нової героциклічної системи, 
що заявляється. 

Метою винаходу є синтез нової гетероцикліч-
ної системи добудовою до бензімідазольного фра-
гменту відразу піримідинового та оксадіазольного 
кілець, що відкриває шлях до сполук, які можуть 
знайти практичне використання як фізіологічно 
активні препарати, аналітичні реагенти, а також як 
вихідні речовини у синтезі раніше невідомих типів 
сполук. 

Мета досягається 
[1,3,4]оксадіазоло[2',3':2,3]піримідо[1,6-а]бензімід-
азолами, що описуються, та розробкою способу їх 
отримання. 

Спосіб отримання сполук, що заявляються, 
полягає в тому, що ацилгід-разони 2-ацетоніл-1Н-
бензімідазолу піддають взаємодії з трифтороцто-
вим ангідридом при 15-20°С в органічному розчин-
нику, наприклад, в діоксані. Продукти виділяють 
після обробки реакційного розчину дією основи, 
наприклад, амоніаку. Виходи становлять 61-88%. 
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=
 СН3; R

2
 = 4-NO2С6Н4, С6Н5, 4-

Н3СОС6Н4, 2-тієніл, 4-піридил; R
3
 – СF3. 

Такий результат не є очікуваним, оскільки ра-
ніше було встановлено [15], що близький за будо-
вою бензоїлгідразон 2-фенацил-1Н-бензімідазолу 
реагує з трифтороцтовим ангідридом за іншим 
напрямком - з отриманням сполуки піразолу: 

(CF3CO)2O

H

O

H

H

Ph

N
N

N

N

Ph

N

N N

Ph

Ph

O

NHCOCF3

 
Істотною відмінністю вихідних ацилгідразонів 

від наведеного бензоїл-гідразону є протилежне 
розташування структурних фрагментів відносно 
гідразонового подвійного зв'язку. Воно, згідно з 
відомими для гідразонів даними [16], зпричинене 
тим, що метильна група (R

1
 = СН3) на відміну від 

феніль-ної чинить значно менший просторовий 
тиск на ациламіновий замісник, і це не перешко-
джає стійкому розташуванню метальної і ациламі-
нової групи по одну сторону відносно гідразоново-
го подвійного зв'язку. Саме така особливість 
геометрії молекул вихідних ацилгідразонів, очеви-
дно, і приводить до якісно нового результату - пе-
ребігу реакції за іншим напрямком, що забезпечує 
практично одночасну добудову піримідинового і 
оксадіазольного кілець до бензімідазольного з 
утворення сполук нової гетероциклічної системи, 
які можуть знайти практичне використання. 

Будова та склад всіх отриманих 
[1,3,4]оксадіазоло[2',3':2,3]піримідо-[1,6-
а]бензімідазолів доведені даними елементного 
аналізу, ІЧ спектрів (поглинання зв'язків С=С, C=N) 
і ЯМР 

1
H. Будова відповідної 4-нітрофенілзамі-

щеної похідної однозначно встановлена також на 
основі рентгеноструктурно-го аналізу (див. фіг.). 

Винахід ілюструється загальною методикою 
отримання похідних 
[1,3,4]оксадіазоло[2',3':2,3]піримідо[1,6-
а]бензімідазолу і наступними прикладами синтезу 
їх окремих представників. 

Загальна методика одержання похідних 
[1,3,4]oкcaдiaзoлo[2',3':2,3]-піримідо[1,6-
а]бензімідазолу. 

До 5ммоль відповідного ароїлгідразону 2-
ацетоніл-1Н-бензімідазолу в 2.5мл безводного 
діоксану при 15-20°С добавляють по краплям при 
перемішуванні 15ммоль трифтороцтового ангідри-
ду на протязі 2-3хв. Розчин, що утворився, витри-
мують при зазначеній температурі 1 год, забезпе-
чивши ізоляцію від негативної дії атмосферної 
вологи, а потім розбавляють при перемішуванні 
сумішшю 5мл 20%-го водного розчину амоніаку і 
20мл води. Продукт виділяється у вигляді осаду 
або масла, які обробляють, як вказано в конкрет-
них прикладах. 

Приклад 1. 
Одержання 5-метил-2-(4-нітрофеніл)-12а-

трифторме-
тил[1,3,4]оксадіазоло[2',3':2,3]пipимiдo[16-
a]бeнзiмiдaзoлy. 

Осад, що утворився при реакції 4-
нітробензоїлгідразону 2-ацетоніл-1Н-бензімідазолу 
за загальною методикою, відфільтровують, про-
мивають водою, сушать при 100°С і кристалізують 
із 1-бутанолу. Вихід 70%, т. топл. 220-220.5°С. 
Знайдено %: С 54.88; H3.05; N16.78. С19Н12F3N5O3. 
Вирахувано %: С54.95; H2.91; N16.86. ІЧ спектр 
(KBr): 1640. Спектр ЯМР 

1
H (ДМСО-d6): 2.43 с (3Н, 

СН3), 6.35 с (1Н, 6-Н), 7.31-7.41м (2Н, 9-, 10-Н), 
7.66 д (1Н, J=7.8 Гц, 8-Н), 7.84 д (1Н, J=7.8 Гц, 11-
Н), 8.21 и 8.37 два д, (2х2Н, J=8.4 Гц, 2-, 6- и 3-, 5-
НАr). 

Приклад 2. 
Одержання 5-метил-2-феніл-12а-

трифторметил[1,3,4]оксадіазоло-
[2',3':2,3]піримідо[1,6-а]бензімідазолу. 

Осад, що утворився при реакції бензоїлгідра-
зону 2-ацетоніл-1Н-бензімідазолу за загальною 
методикою, відфільтровують, промивають водою, 
сушать при 100°С і кристалізують із суміші 2-
пропанолу і води (1:1). Вихід 88%, т. топл. 126-
127.5°С. Знайдено %: С61.49; H3.48; N15.06. 
С19Н13F3N4O. Вирахувано %: С61.62; H3.54; 
N15.13. ІЧ спектр (КВr): 1600, 1640. Спектр ЯМР 

1
H 

(ДМСО-d6): 2.41с (3Н, СН3), 6.29 с (1Н, 6-Н), 7.29-
7.39м (2Н, 9-, 10-Н), 7.57-7.67м (4Н, 8-Н и 3-, 4-, 5-
НAr), 7.81 д (1Н, J=6.6 Гц, 11-Н), 7.95 д (2Н, J=6.0 
Гц, 2-, 6-НAr). 

Приклад 3. 
Одержання 5-метил-2-(4-метоксифеніл)-12а-

трифторметил[1,3,4]-
оксадіазоло[2’,3':2,3]тримідо[1,6-а]бензшідазолу. 

Масло, що утворилось при реакції 4-
метоксибензоїлгідразону 2-ацето-ніл-1Н-
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бензімідазолу за загальною методикою, відділя-
ють, промивають водою, сушать при 100°С і роз-
чиняють в мінімальній кількості діетилового есте-
ру. Розчин пропускають через колонку з оксидом 
алюмінію, використовуючи в якості елюента діети-
ловий естер. Естер випарюють у вакуумі водо-
струминного насосу. Залишок кристалізують із 
суміші бензола і гексану (2:1). Вихід 75%, т. топл. 
122-123.5°С. Знайдено %: С 59.87; H3.72; N13.77. 
С20Н15F3N4O2. Вирахувано %: С 60.00; H 3.78; N 
13.99.ІЧ спектр (KBr): 1635. Спектр ЯМР 

1
Н 

(ДМСО-d6): 2.39 с (3Н, СН3), 3.84 с (3Н, ОСН3), 
6.26 с (1Н, 6-Н), 7.12 и 7.90 два д, (2х2Н, J=8.7 Гц, 
3-, 5- и 2-, 6-НАr), 7.30-7.39 м (2Н, 9-, 10-Н), 7.65 д 
(1Н, J=7.2 Гц, 8-Н), 7.81 д (1Н, J=7.5 Гц, 11-Н). 

Приклад 4. 
Одержання 5-метил-2-(2-тієніл)-12а-

трифторметил[1,3,4]оксаді-
азоло[2',3':2,3]піримідо[1,6-а]бензімідазолу. 

Масло, що утворилось при реакції 2-
тієноїлгідразону 2-ацетоніл-ІН-бензімідазолу за 
загальною методикою, відділяють, промивають 
водою, сушать при 100°С і розчиняють в мінімаль-
ній кількості діетилового естеру. Розчин пропуска-
ють через колонку з оксидом алюмінію, використо-
вуючи в якості елюента діетиловий естер. Естер 
випарюють у вакуумі водоструминного насосу. 
Залишок кристалізують із бензолу. Вихід 71 %, т. 
топл. 123-124°С. Знайдено %: С 54.16; H 2.87; N 
14.79. С17Н11F3N4OS. Вирахувано %: С 54.25; H 
2.95; N 14.89. ІЧ спектр (KBr): 1635. Спектр ЯМР 

1
H 

(ДМСО-d6): 2.37 с (3Н, СН3), 6.28 с (1Н, 6-Н), 7.26-
7.29 м (1Н, 4-НAr), 7.32-7.39 м (2Н, 9-, 10-Н), 7.65 д 
(1Н, J=7.5 Гц, 8-Н), 7.77 д (1Н, J=7.5 Гц, 11-Н), 7.93 
д (1Н, J=3.6 Гц, 5-НAr), 7.98 д (1Н, J=4.8 Гц, 3-НAr). 

Приклад 5. 
Одержання 5-метил-2-(4-піридил)-12а-

трифторметил[1,3,4]окса-
діазоло[2',3':2,3]піримідо[1,6-а]бензімідазолу. 

Масло, що утворилось при реакції 4-
піридилкарбонілгідразону 2-ацето-ніл-1Н-
бензімідазолу за загальною методикою, відділя-
ють, промивають водою, сушать при 100°0С і роз-
чиняють в мінімальній кількості метиленхлориду. 
Розчин пропускають через колонку з оксидом 
алюмінію, використовуючи в якості елюента мети-
ленхлорид. Розчинник випарюють у вакуумі водо-
струминного насосу. Залишок кристалізують із 2-
пропанолу. Вихід 61 %, т. топл. 181-182.5°С. Знай-
дено %: С 58.08; H 3.15; N 18.71. С18Н12F3N5O. Ви-
рахувано %: С 58.22; H 3.26; N 18.86. ІЧ спектр 
(KBr): 1640. Спектр ЯМР 

1
Н (ДМСО-d6): 2.42 с (3Н, 

СН3), 6.34 с (1Н, 6-Н), 7.31-7.41 м (2Н, 9-, 10-Н), 
7.66 д (1Н, J=7.2 Гц, 8-Н), 7.85 д (1Н, J=7.8 Гц, 11-
Н), 7.89 и 8.21 два д, (2х2Н, J=5.7 Гц, 2-, 6- и 3-, 5-
НAr). 
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