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де Х=COAr, COHet та до способу їх отримання. 
Сполуки нового типу можуть знайти застосування як фізіологічно активні препарати, як 
аналітичні реагенти, а також як вихідні речовини для синтезу раніше не відомих сполук. 
В основі винаходу лежить препаративно простий і зручний в синтетичному плані загальний 
метод отримання цільових сполук, який полягає в тому, що 3-(2-ізотіоціанатофеніл) пропеналь 
піддають взаємодії з 2-(гет)арилацил-1Н-бензімідазолами при 90-120 °C в крижаній оцтовій 
кислоті з наступним виділенням цільових продуктів із розчинів звичайними методами. Виходи 
становлять 20-35 %. 
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Винахід стосується органічної хімії, а саме похідних нової гетероциклічної системи 
бензімідазо[1,2-а]бензо[h]-1,6-нафтиридину загальної формули: 

 

N

N
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де Х=COAr, COHet; 
та способу їх отримання. 
Сполуки нового типу можуть знайти застосування як фізіологічно активні препарати, 

наприклад, кардіотонічної [1, 2], протизапальної [3, 4], протипухлинної дії [5], як аналітичні 
реагенти, а також як вихідні речовини для синтезу раніше не відомих сполук. 10 

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

Із найближчих структурних аналогів широко відомі і детально вивчені похідні піридо[1,2-
а]бензімідазолу: 

 15 

N

N

. 
 
Похідні такої гетероциклічної системи проявляють протисудомну [6], седативну активність 

[7-9], а також використовуються як ліганди високої спорідненості до т. з. бензодіазепінових місць 
зв'язування ГАМКа рецепторів [10]. Окрім цього, сполуки цього класу знайшли широке 20 

застосування у лакофарбній промисловості [11] і фотохімії [12, 13]. Для їх синтезу 
використовують звичайні в хімії гетероциклічних сполук методи добудови піридинового кільця 
до бензімідазольного [6-15], що є стандартним шляхом їх отримання. 

Задача винаходу полягає в синтезі нової гетероциклічної системи шляхом добудови до 
бензімідазольного фрагменту відразу піридинового та хінолінового циклів, що відкриває шлях 25 

до сполук, які можуть знайти практичне використання як фізіологічно активні препарати, 
аналітичні реагенти, а також як вихідні речовини для синтезу раніше невідомих сполук. 

Задача досягається синтезом бензімідазо[1,2-а]бензо[h]-1,6-нафтиридинів, що описуються, 
та розробкою способу їх отримання. 

Спосіб отримання сполук, що заявляється, полягає в тому, що (E)-3-(2-30 

ізотіоціанатофеніл)пропеналь взаємодіє з 2-(гет)арилацил-1Н-бензімідазолами при 110 °C в 
органічному розчиннику (оцтова кислота). Продукти виділяють після обробки реакційного 
розчину ацетоном. Виходи становлять 20-35 %. 
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де Х=СОС6Н5, СО-4-СlС6Н4, СО-3,4,5-МеОС6Н2, СО-2-тієніл. 
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Винахід ілюструється загальною методикою отримання похідних бензімідазо[1,2-а]бензо[h]-
1,6-нафтиридину і наступними прикладами синтезу їх окремих представників. 

Загальна методика одержання похідних бензімідазо[1,2-а]бензо[h]-1,6-нафтиридину. 
До 2 ммоль відповідного 2-(гет)арилацил-1Н-бензімідазолу в 1,5 мл крижаної оцтової 

кислоти додають 2,1 ммоль (E)-3-(2-ізотіоціанатофеніл)-пропеналю і суміш витримують при 90-5 

120 °C протягом 3-х годин. Охолоджують, додають 10 мл ацетону і витримують при температурі 
0 °C протягом 3-х годин. Обробляють як вказано на конкретних прикладах. 

Приклад 1 
Одержання бензімідазо[1,2-а]бензо[h]-1,6-нафтиридин-8-іл(феніл)метанону. 
Осад, що утворився при реакції 2-фенацил-1Н-бензімідазолу за загальною методикою, 10 

фільтрують, промивають 2 мл ацетону і кристалізують із суміші диметилформаміду і етилового 
спирту (1:1). Вихід 35 %. Ттопл. > 250 °C. 

Знайдено, %: С - 80,62; Н - 4,18; N-11,39. Вирахувано, %: С - 80,41; Н - 4,05; N-11,25. ІЧ-
спектр (КВr): 1660 см

-1
. 

Спектр ЯМР 
-
Н (ДМСО-d6):7,51-7,59 м (3Н, 2м-Рh, 3-Н), 7,62 т (1Н, J=7,5 Гц, 2-Н), 7,70-7,74 м 15 

(2Н, n-Ph, 11-Н), 7,86 д (1Н, J=8,1 Гц, 4-Н), 7,97-8,05 м (3Н, 2o-Ph, 12-Н), 8,22 д (1Н, J=8,1 Гц, 10-
Н), 8,28 с (1Н, 7-Н), 8,38 д (1Н, J=8,7 Гц, 13-Н), 9,17 с (1Н, 6-Н), 9,43 д (1Н, J=8,1 Гц, 1-Н). 

Приклад 2 
Одержання бензімідазо[1,2-а]бензо[h]-1,6-нафтиридин-8-іл(4-хлорофеніл)метанону. 
Осад, що утворився при реакції 2-(4-хлорфенацил)-1Н-бензімідазолу за загальною 20 

методикою, фільтрують, промивають 2 мл ацетону і кристалізують із диметилформаміду. Вихід 
29 %. Ттопл. > 250 °C. 

Знайдено, %: С - 73,38; Н - 3,58; N-10,44. Вирахувано, %: С - 73,62; Н - 3,46; N-10,30. ІЧ-
спектр (КВr): 1660 см

-1
. 

Спектр ЯМР 
1
Н (ДМСО-d6):7,51-7,64 м (4Н, 2м-Рh, 3-Н, 2-Н), 7,73 т (1Н, J=5,7 Гц, 11-Н), 7,87 25 

д (1Н, J=5,7 Гц, 4-Н), 7,97-8,05 м (3Н, 2o-Ph, 12-Н), 8,23 д (1Н, J=5,7 Гц, 10-Н), 8,30 с (1Н, 7-Н), 
8,36 д (1Н, J=5,7 Гц, 13-Н), 9,17 с (1Н, 6-Н), 9,41 д(1Н, J=5,7 Гц, 1-Н). 

Приклад 3 
Одержання бензімідазо[1,2-а]бензо[h]-1,6-нафтиридин-8-іл(3,4,5-триметоксифеніл)метанону. 
Осад, що утворився при реакції 2-(3,4,5-триметоксифенацил)-1Н-бензімідазолу за 30 

загальною методикою, фільтрують, промивають 2 мл ацетону і кристалізують із 
диметилформаміду. Вихід 24 %. Ттопл. > 250 °C. 

Знайдено, %: С - 72,78; Н - 4,63; N-9,24. Вирахувано, %: С - 72,65; Н - 4,57; N-9,07. ІЧ-спектр 
(КВr): 1670 см

-1
. 

Спектр ЯМР 
-
Н (ДМСО-d6): 7,35 с (2Н, 2o-Ph), 7,56 т (1Н, J=7,8 Гц, 3-Н), 7,64 т (1Н, J=7,8 Гц, 35 

2-Н), 7,74 т (1Н, J=8,4 Гц, 11-Н), 7,90 д (1Н, J=7,8 Гц, 4-Н), 8,02 т (3Н, J=8,4 Гц, 12-Н), 8,22-8,26 м 
(2Н, 10-Н, 7-Н), 8,38 д (1Н, J=8,4 Гц, 13-Н), 9,17 с (1H, 6-Н), 9,43 д (1Н, J=5,7 Гц, 1-Н). 

Приклад 4 
Одержання бензімідазо(1,2-а]бензо[h]-1,6-нафтиридин-8-іл(тієн-2-іл)метанону. 
Осад, що утворився при реакції 2-тієнацил-1Н-бензімідазолу за загальною методикою, 40 

фільтрують, промивають 2 мл ацетону і кристалізують із суміші диметилформаміду і етилового 
спирту (1:2). Вихід 20 %. Ттопл. > 250 °C. 

Знайдено, %: С - 72,59; Н - 3,29; N-11,25. Вирахувано, %: С - 72,80; Н - 3,45; N-11,07. ІЧ-
спектр (КВr): 1660 см

-1
. 

Спектр ЯМР 
1
Н (ДМСО-d6): 7,26 с (1Н, 2-тієніл), 7,58-7,71 м (3Н, 3-Н, 2-Н, 11-Н), 7,90-7,99 м 45 

(3Н, 4-Н, 12-Н, 3-тієніл), 8,22 м (2Н, 10-Н, 4-тієніл), 8,31-8,34 м (2Н, 7-Н, 13-Н), 9,13 с (1Н, 6-Н), 
9,38 д (1Н, J=4,5 Гц, 1-Н). 

Будова всіх отриманих бензімідазо[1,2-a]бензо[h]-1,6-нафтиридинів доведена на основі ІЧ-
спектрів і ЯМР 

1
Н, а склад підтверджено даними елементного аналізу. Будова відповідної 

фенільної похідної однозначно встановлена на основі даних ЯМР експериментів, у тому числі 50 

протон-протонних 2D кореляцій COSY, двовимірних гетероядерних кореляцій HMQC 
(гетероядерна 2D протон-вуглецева кореляція ближчих констант спін-спінової взаємодії), НМВС 
(гетероядерна 2D протон-вуглецева кореляція дальніх констант спін-спінової взаємодії), NOESY 
(двовимірна карта відгуків ядерного ефекту Оверхаузера, NOE) та серії одновимірних спектрів 
відгуків ядерного ефекту Оверхаузера, NOE. З кореляції COSY чітко видно наявність чотирьох 55 

спінових систем - фенілу, хінолінового ядра, бензімідазольної та двох окремих взаємодіючих 
протонів, що співпадає з наявною структурою. Всі вуглецеві та протонні сигнали віднесено, у 
тому числі за підтвердженням 2D HMQC та НМВС експериментами. Особливо показовою є 
наявність ненульового ефекту Оверхаузера, NOE, на протоні хінолінового фрагменту з хімічним 
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зсувом 8,38 м. ч. при дії радіочастотного випромінювання на протон бензімідазольного 
фрагменту зі зсувом 9,43 м. ч. (див. рис.) 
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 5 

Це показує, що наявні частини молекули дійсно знаходяться на порівняно близькій відстані, 
менше 4 ангстрем, та молекула дійсно має підковоподібну конфігурацію. 
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ФОРМУЛА ВИНАХОДУ 
  

1. Бензімідазо[1,2-a]бензо[h]-1,6-нафтиридини загальної формули: 30 
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N X
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де Х=COAr, COHet. 
2. Спосіб одержання сполук за п. 1, який полягає в тому, що 3-(2-ізотіоціанатофеніл)пропеналь 35 

піддають взаємодії з 2-(гет)арилацил-1Н-бензімідазолами при 90-120 °C в органічному 
розчиннику з наступним виділенням цільових продуктів із розчинів звичайними методами. 



UA   107120   C2 

4 

 

Комп’ютерна верстка О. Рябко 

 

Державна служба інтелектуальної власності України, вул. Урицького, 45, м. Київ, МСП, 03680, Україна 

ДП “Український інститут промислової власності”, вул. Глазунова, 1, м. Київ – 42, 01601 


