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Теманың тийкарламасы ҳәм актуаллығы: трициклик хиназолин 

бирикпелери арасында жоқары эффектли  биологиялық актив затлар 

табылған болып. Олар ҳәзирги ӯақытта  Республикамызда кең қолланылып 

киятыр, мысал ушын, аӯыл хожалығында фунгицид (КМАХ), бактерицид 

(Никамизолон), медицинада болса дәрилик затлар сыпатында 

(Дезоксипеганин) ислетилип келинбекте.    Хиназолон-4 группасының 

молекулаларында бир неше реакцион орайлар бар:  1- ҳәм 3- жағдайдағы 

азот атомлары,  C-4  те карбонил группасы, α-жағдайдағы углерод 

атомының  ҳәмде бензол халқасының барлығы бул бирикпелер менен 

электрофил ҳәм нуклеофил алмасыныӯ реакцияларын үйрениӯ ушын үлкен 

әҳмийетке ийе. 2,3-Триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң α-жағдайдағы 

метилен группасының активлилиги себепли, оны бромлаӯ, формиллеӯ, 

ациллеӯ ҳәм басқада реакциялары уйренилген. Айтып өтиӯ мумкин, 

тәбийий бирикпелер тийкарында аӯыл хожалығында,  медицинада ислетиӯ 

мумкин болған дәрилик затларды Республикамыздың шийки заты 

тийкарында жаратыӯ мумкын. 

Объекти ҳәм предмети: магистрлик диссертация жумысының 

объекти  сыпатында 2,3-три-,-тетраметилен- 3,4-дигидрохиназолон-4  лер, 

алкалоид ҳәм аминокислоталар ислетилди.  

 Жумыс предмети  1-ацил(ароил)-2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 дузлары менен    цитизин  алкалоидын, 

аминокислоталарды ациллеӯ болып табылады. 

Мақсет ҳәм ӯазыйпалары: 2,3-три-,-тетраметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 лерди кислота галогенангидридлери менен 

реакциясын уйрениӯ, оларды  NH-группасын сақлаӯшы алкалоид ҳәм 

аминокислоталар менен ациллеӯ  усылларын ислеп шығыӯдан ибарат.  

Илимий жаңалығы: N-ацилхиназолон-4 дузларын NH-грппасын 

сақлаӯшы  алкалоид ҳәм аминокислоталарда ациллеӯши агент сыпатында 
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ислетиӯ  усыллары ислеп шығылды. Реакция барыӯ процесине тәсир 

етиӯши факторлар табылды. 

Изертлеӯдиң тийкарғы мәселелери ҳәм болжаӯлары: магистрлик 

диссертация жумысында алынатуғын нәтийжелер N-ацил(ароил)-2,3-

триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузлары менен    цитизин  

алкалоидын, аминокислаталарды ациллеӯ реакциялары 

Изертлеӯ темасы бойынша әдебиятлар түсиндирмеси (анализ): 

диссертация жумысының темасы бойынша 82 атамадағы республика 

ҳәм шет ел масштабындағы илимий мийнетлерге әдебий шолыӯ жасалады. 

Хиназолон-4 группасының молекулаларында бир неше реакцион орайлар 

бар:  1- ҳәм 3- жағдайдағы азот атомлары сол себепли, оны бромлаӯ, 

формиллеӯ, ациллеӯ ҳәм басқада реакциялары уйренилген. Айтып өтиӯ 

мумкин, тәбийий бирикпелер тийкарында аӯыл хожалығында,  медицинада 

ислетиӯ мумкин болған дәрилик затларды Республикамыздың шийки заты 

тийкарында жаратыӯ ҳақкында заманагөй көз қараслар да әдебиятларды 

шолыӯ бөлиминде айрықша орын ийелейди. 

Усы темадағы илимий иззертлеӯ жумысы бойынша алынған 

нәтийжелер 1 илимий мақала ҳәм 1 тезис түринде баспадан шығарылды 

Изертлеӯде қолланылған методика: 

Органикалық химияның синтетик усыллары, изертлеӯдиң  физик-

химиялық усыллары. 

Изертлеӯ нәтийжелериниң теориялық ҳәм әмелий аҳмийети: 

Синтез қылынған N-ацил-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-ди- 

гидрохиназолон-4 дузлары келешекте N-ациллеӯ реакцияларын әмелге 

асырыӯ ушын кең қолланылыӯы ҳәм бул менен әмелге асырыӯ  ушын кең 

қолланылыӯы ҳәм буның менен  әмелий, ҳәм теориялық химияны 

байытады. 

Жумыстың дүзилиси ҳәм сыпатламасы: магистрлик диссертация 

кирисиӯ, әдебиятларды шолыӯ, алынған нәтийжелер ҳәм оларды додалаӯ, 
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тәжирийбе бөлими,  жуӯмақлаӯ ҳәм пайдаланылған әдебиятлар дизиминен 

ибарат. 

Кирисиӯ бөлиминде жумыстың актуаллығы,  мақсети,  ӯазийпалары 

ҳәм әмелий аҳмийети көрсетилген. 

Әбебиятларды шолыӯ бөлиминде иззертлеӯге тийисли мағлыӯматлар 

келтирилген. 

Алынған нәтийжелер ҳәм оларды додалаӯ бөлими магистрант 

тәрепинен алынған нәтийжелер ҳәм оларды талқылаӯға бағышланған. 

Тәжирийбе бөлиминде қолланылған усыллардың нәтийжелери 

сәӯлеленген. 

Пайдаланылған әдебиятлар дизимининде  темаға байланыслы болған 

әдебиятлар дизими келтирилген. 
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I Бап. Әдебиятларға шолыӯ 

2-Оксо-,-тиоксопиримидинон-4 лердиң, ҳәм олардың бензол,  

тиофен менен конденсирленген ҳәм пиримидин аналогларын 

ациллеӯ  

 Гетероциклли бирикпелердиң азот сақлаған туӯындыларының, ең 

керекли классларының бири хиназолин ҳәм оның туӯындылары болып 

табылады. Бул бирикпелер тийкарында көплеп (100 ден артық) дәрилик 

затлар табылған ҳәм оларды, ҳәр қыйлы тараӯларда қолланыӯ ушын рухсат 

етилген   1-4; олар уйқлатыӯшы, тутқанақа қарсы препаратлар табылған 

[2]. Пиримидин туӯындылары антибиотиклер болып табылады [5], 

гербицидлик, бактерицидлик қәсийетлерди көрсетеди [5]; ҳәр қыйлы 

жаралаға қарсы активлилике ийе болған кең биологиялық спектрлерди өз 

ишине алады [6,7]. Бул қатарда эсиресе гетероциклик бирикпелер, 

қурамындағы экзоцикллик азот атомында жайласқан ацил группаның 

барлығы үлкен қызығыӯшылықты оятады. Сондай-ақ, 2-

метоксикарбонилбензимидазол гелминитке қарсы «Медамин» [2]атлы 

препарат, ал оның алты ағзалы аналоги   «КМАХ» ҳәм «Никамизолон» 

жоқары  фунгицид ҳәм бактерицид активлиликке ийе [8,11]. Жоқарыда 

көрсетилген препаратлар ауыл хожалығында шириӯ ҳәм пахта 

тамырларының шириӯиниң алдын алыӯда қолланылады [9].  

    Хиназолон-4 лер тәбиятта кең тарқалған болып, өсимлик қурамынан 

ажыратып алынған тәбийғый бирикпелер [2,5,6] . Бул затлар менен ислеӯ 

ҳәм химиялық, ҳәм фармакологиялық тәрептен зәрүрли ҳәм қызықарлы. 

Себеби трициклик хиназолон-4 лер ҳәм оның туӯындылары арасында  

медицинада ислетилиӯи мумкин болған түрли дәрилик затлар табылған. 

Хиназолин алкалоиды пеганин  [12], пеганол [13], дезоксопеганин [14], 

пеганидин [15], изопеганидин [16], дезоксипеганидин [17], пегамин [18] 

ҳәм т.б.,  Peganum harmala,  өсимлигинен ажратып алынған ҳәм ҳәр қыйли 

биологиялық тәсирлерди көрсетеди [19,20]. Солай етип, пеганин ҳәм 



7 

 

дезоксопеганин алкалоиды медицинада антихолинэстераза препараты [21] 

сыпатында қолланылады. Пеганин басқа өсимликлерденде ажратып 

алынған [22,23]. Хиназолон-4 туӯындылары туберкулостатик  

активлиликкеде ийе [24]. 

Буннан тысқары бул затлардың молекуласында ҳәр қыйлы реакцион 

орайларды (1,3-жағдайдағы азот атомлары, 4-жағдайдағы карбонил 

группасы, ароматикалық ҳалқа ҳәм циклоалкан халқалары) көриӯимиз 

мумкин. Бул орайлардың болыӯы трициклик хиназолон-4 лер менен 

органикалық химияда қолланылатуғын жудә көплеген реакцияларды 

мәселен ациллеӯ, алкиллеӯ нитроллаӯ жәнеде электрофиль ҳәм 

нуклеофиль алмасыныӯ, конденсация, циклизация ҳ.т.б., реакцияларды 

әмелге асырыӯда жақсы имканиятларды береди. Бул ӯатанымыздың түрли 

тараӯларында, халық хожалығы ушын биостимулятор, гербицид, пестицид, 

ицектицид препаратлары, медицинада болса синтетикалық дәрилерди 

алыӯда жәрдем береди. Солардан келип шыққан ҳалда, трициклик 

хиназолон-4 алкалоидларын тек ғана өсимликлерден ажыратыӯ емес, ал 

оларды синтетикалық жоллар менен алыӯ усыллары, химиялық 

өзгерислерине ҳәр тәреплеме тоқталыӯ мақсетке муӯапық деп ойлаймыз.  

Магистрлик диссертация жумысы 1-ацилхиназолон-4 дузларын N- 

ациллеӯ реакцияларында қолланыӯға арналған болып, биз әдебиятлардағы 

шолыӯды, пиримидин, олардың конденсирленген бензол менен 

(хинозолинлер), тионопиримидинлер, пиридопиримидинлердиң 

аналоглары менен ациллеӯ реакцияларына арналған.    

2-Оксопиримидинон-4 бензоилхлорид пенен бензоиллаӯ биринши 

жағдайдағы азот атомын ациллеп,  1-бензоил-2-оксо- пиримидинон-4ти 

[25]  пайда етеди: 
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+C6H5COCl

N

NH

O

R
1

R O
H

N

NH

COC6H5

O

R
1

R O
+HCl

 

Реакция ацетонитрил:пиридин (5:1)араласпасы ислетиӯ менен алып 

барылды. Бундай жол менен оны ациллеӯ гидроксибензоилхлорид пенен 

яғный еки жағдайда да моноароилтуӯынды алынады.  Егерде реагент ҳәм 

еритпениң (ацетонитрил:пиридин, 5:2) қатнасларын өзгерткенде N-1, N-3-

дибензоилтуӯындылар алынады [25]. 

Егерде N-3- алмасынған туӯындысы, мәселен,   3-бутил-5-бром-6-

метил-2-оксопиримидинон-4 ти N-1-ацетилтуӯындылары алынды [13,25]. 

Сол себептен ациллеӯши агент сыпатында кетен алынды: 

N

NC4H9

O

O

H
N

NC4H9

COCH3

O

O

BrBr

H3CH3C

+CH2=C=O

  

2-оксопиримидинон-4ның дикетен менен тәсирлесиӯи 

моноацилтуӯындыдан  8-метилен-2,4-диазобицикло /4,2-О/ октан-3,5-

дионға шекем алынады [25]. 2-Оксопиримидинон-4 ти ацетиллеӯде  N-1 - 

ҳәм    N-3- ацетилмахсулатлар алынады. 2-Оксо-,-тиоксопиримидинон-

4лердиң, аннелирленген  бензол, тиофенлер менен ҳәм пиридин 

халқасының аналоглары, 2-аминопиримидинлер менен  ациллеӯ бирқанша 

жақсы үйренилген. Соны айтып кетиӯ керек, 2-оксо-,-тиоксо-,-селеноксо 

аналоглары 2-аминопиримидинон-4 қатты ҳалында ҳәм еритпеде көбинесе 

аминоформада блады, яғный оларда қос байланыс   N-1, - С-2 атомларына 

беккемленген. Бул олардың химиялық қәсийетлери ушын жақсы, әсиресе,   

2-аминопиримидин ҳәм  2-аминопиримидинон-4ларды ацилеӯде. Сондай-

ақ,  2-оксопиримидинон-4лардан айырмашылығы олардың 2-
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аминотуӯындылары экзоцикллик аминогруппасы ацилленеди.  Мәселен, 

аминопиримидинлерди уксус ангидриди менен ацетиллеӯде 2-ацетил-

аминотуӯындыларының жоқары өним менен алынады [26]:  

N

N

R
1

R
2 NH2

+ (CH3CO)2

N

N

R
1

R
2 NHCOCH3

R=CH3CONH; R
1
=H, OH, N(C2H5), R

2
, CH3, NH2,CH3CONH 

O

+CH3COOH

 

2-Аминохиназолон-4 ти ҳәм оның туӯындыларында ациллегенде де 

экзоцикллик аминогруппаға қарай кетип  2-ацил(ароил)-аминохиназолон-4 

-ларды пайда етеди [9,27]:  

N

N  R

NH2

X

O

H
N

N  R

NHCOR
1

X
O

H

+R
1
COCl

X=H, NO2; R=H, CH3;

 R
1
=CH2Cl,Alk,Ar

ТЭА

HCl

 

 

Бундай усыл менен 2-амино-6-метил-3,6-диметил-,6-

фенилпиримидинон-4лар ҳәм  2-метиламино-6-метилпиримидинон-4ның 

уксус ангидриди менен ациллегенде  2-ацетиламино- пиримидинон-4 

алынады:  

N

NR
1

O

R
2

NHR

+ (CH3CO)2O NR
1

R
2 N NCOCH3

R

O

R=R
1
=H, R

2
=CH3; R=H, R

1
=R

2
=CH3;

R=R
1
=H, R

2
=C6H5; R

1
=H, R

1
=R

2
=CH3;

+CH3COOH
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2-Аминопиримидинон-4 лардың туӯындыларын  ациллеӯдиң ҳәр 

қыйлы ӯсыллары қолланылды.  2-Аминопиримидинон-4 ларды дикетонлар 

менен ациллеӯде де  ациллеӯ экзоцикллик аминогруппаға қарай [28]: 

NH

R N NH2

O

+ CH2=C

O

CH2

C=O

NH

R N NHCOCH2COCH3

O

 

Егерде молекулада пиримидинон-4те бирнешше аминогруппа болса, 

онда биринши орында 5 жағдайдағы аминогруппаға ациллеӯ кетеди [29]. 

Соның ишинде 2-оксохиназолон-4(2-оксобензпиримидинон-4) лерди 

ациллеӯ бойынша әдебиятларда мағлуматлар жудә аз берилген. Мысал 

ушын,  2-оксохиназолон-4 ациллеӯге тек бир ғана жумыс арналған. Онда 1-

этил-2-оксохиназолон-4 бензоил хлорид пенен бензоиллаӯ үйренилген. 

Реакция пиридин орталығында алып барылған ҳәм алынған махсулат 1-

этил-3-бензоил-2-оксохиназолон-4 [8] екенлиги көрсетилген, яғный 

ациллеӯ реакциясы үшинши жағдайдағы азот атомына кететуғынлығы 

көрсетилген. 
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N

NH

C2H5

O

O

N

NCOC6H5

C2H5

O

O

C6H5COCl

пиридин

+HCl

 

Алынған пиримидин мақсулатлары ишинен анальгетик қәсийетке ийе 

болған, аязға қарсы, тынышлантырыӯшы, ҳәм орайлық нерв системасына 

тәсир етиӯши затлар табылған [30,31].    

Усы бағдарда көплеген авторлар, пиридо[2,3-d]пиримидинон-4 лерди 

конденсирленген ацилмақсулатлар катарынан биологиялық актив затларды 

анықлаӯ  үстинде жумыслар алып барылған. 

  2-Оксопиридо[2,3-d]пиримидинон-4 лерди (2-ОПП-4)  ациллеӯ 

бойынша,  әдебиятларда мағлыӯаматлар жүдә аз берилген. 

 Бизге белгили, 2-оксо-3-фенил-5-этоксикарбонил-7-метилпиридо[2,1-

в]пиримидинон-4 тиң ациллеӯ реакциялары алып барылған. Бул реакцияда 

оны ацилхлоридти бензол ямаса тололда қыздырыӯ жолы менен алып 

барылады. Бул ӯақытта пиридо[3,2-d] пиримидинон-4 тиң N-1-

махсулатлары алынған:  

N

N  C6H5

C O

O N

N  C 6H5

N

C

C

RO

O

O

OH3C

H 5C2OO

C2H5O

H3C

Na

R=CH3, C6H5            2-CH3COOC6H4,

 2-C6H5CH2OC6H4,     2-Cl-C6H4,         3-ClC6H4

RCOCl +NaCl
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Ациллеӯши агент сыпатында уксус ангидриди, бензоилхлорид, о-

ацетилокси-, о-бензоилокси-, о-хлор-, м-хлорбензоил- хлоридлери 

қолланылған. 

Ациллеӯ реакциялары 2,4,5-триоксо-7-аминопиридо[2,3-d] 

пиримидин-4-он лардың ациллениӯи ациллеӯши агенттиң тәбиятына, 

яғный олардағы реагентлердин  қатнасына, ҳәм басқада факторларға 

байланыслы [31].   

Солай етип, реакция аминогруппаға кеткениндей халқадағы азот 

атомынада кетеди. Бул ӯақытта қумырысқа кислотасы, пиридиндеги 

хлорацетилхлориди, уксус ангидридиндеги циануксус кислотасы, 

оксалилхлоридлер менен, синтез алып барылған моноацил махсулатлары,   

7-ациламино-махсулатлары, ягный бул уақытта реакция туӯра аромат 

халқадағы 7 жағдайдағы экзоцикллик аминогруппаға кетеди: 

N

NH

N

O

H2N

O

O
H H

+ RCOX

N

NH

N

O

RC ON

O

O
H H

H

+ HX

 

Усы ӯақытта бул бирикпе уксус ангидриди менен қыздырылғанда 

моно-, ди-, триацетил махсулатларын пайда етеди [31]: 

N

NH

N

O

CH3CON

O

O
H

N

NCOCH3

N

O

CH3CON

O

O

COCH3

HHN

NH

N

O

N

O

O

COCH3

H
CH3CO  H   

H
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Хлоркөмир кислотасының метил эфириниң 2-оксохиназолон-4 пенен 

болған реакциясында, ациллениӯ азот атомына N-1-1-метоксикарбонил 

махсулатына кетеди [32]: 

N

N

N

O

O N

NH

N

COOCH3

O

O

+CH3OCOCl

H

H

 

 

 

1.2 Тиоамидлердиң синтези. Вильгеродт-Киндлер реакциялары 

механизими 

Тиоамидлер реакцияға кирисиӯшең ҳәмде ҳәр түрли ҳимиялық 

қәсийетлерди пайда еткенлиги себепли синтетик әмелиятда қең 

қолланылады.  

           Тиоамидлер төмендеги усыллар менен алынады 33: 

         а) Нитриллердиң водород сульфид пенен реакциясы арқалы; 

         б) Амидинлер, амидонимлер, иминоэфирлердиң водород сульфид 

пенен реакциясы; 

          в) Имидилхлоридллерди водород сульфид ҳәм тиокислоталар менен 

тәсирлесиӯи арқалы; 

          г) Амидлердиң фосфор (V)-хлорид пенен реакциясы арқалы; 

          д) Сульфидлердиң алюминий яки темир менен реакциясы арқалы; 

          е) Вильгеродт-Киндлер реакциясы арқалы; 

          и) Аминларди тиоациллеӯ арқалы; 

          з) Турли гетероцикллердиң тарқалыӯы арқалы алыӯ мумкин. 

             Киндлердиң гетероцикллик системаларындағы реакцияларын 

үйрениӯден алдын  Вильгеродтың ароматик углеводородларға (алкил 

группа тутыӯшы) тийисли реакцияларға тоқталып өтемиз 



14 

 

Мәселен, толуол, этилбензол, п-ксилол, изопропилбензол 34 

Вильгеродт реакциясы шараятында ариамидлерге айланады. Толуол өними 

тек 20% болған бензамид пайда етеди. Басқа углеводородлардан 

алынатуғын бирикпелердиң структурасы олардың дузлисине байланыслы. 

Мәселен, этилбензол, бензамид ва фенилацетамидлар араласпалаын 

(улыӯма өним 20%) пайда етеди: 

C6H5CH2CH3

S / NH4OH
C6H5CONH2 + C6H5CH2CONH2

 

          п-Толуиламид ҳәм трефтал кислотаның диамиди араласпасы болса, 

п-ксилолдан пайд болады. Бул жағдайда реакция бир ямаса еки группа 

қатнасында барады: 

S / NH4OH
CH3H3C H3C CONH2 +

H2NCO CONH2

 

          Тап усындай изопропилбензолдан  ҳәм бензамид ва -метилфенил 

ацетамидлер араласпасы пайда болады. Активленген метилен группа 

тутыӯшы гетероцикллик бирикпелердиң биринши ӯәкили -пиколин 

болып табылады. Оның гетероцикллик ҳәм ароматик аминлар менен 

реакциясы үйренилген 35-38. Исленген бирикпелер арасында  анилин ең 

көп өним береди.  

N CH3

+ NH2

S   

N C

S

NH

 



15 

 

         -Пиколин морфолин менен реакцияға кирискенде 22% өним менен 

тиоморфолид пайда болады 35-38. 

          N-үшлемши алкил тиопиколинамидлер ҳәм N-үшлемши алкил 

тиоизо – пиколинтиоамидлер туӯра келетуғын алкилпиридинлер ҳәм 

үшлемши алкиламинларден күкирт қатнасында: алкилпиридин: үшлемши 

алкиламин: күкиртлердиң моляр қатнасларында=1:1:3-4:1:6 (2:1:6 

салыстырғанда жақсырақ) пайда болады 39,40. 

N

R

RR

CR

S

NHR

2

3

1

4

N

CS NHR
4

 

          Бул реакцияда амин компонент сыпатында диметиламин, -

аминопиридин, п-толуидин, п-аминобензой кислота, п-

аминобензолсульфамид, -нафтиламинлер ислетилген33. 

          Вильгеродт-Киндлер реакцияси -пиколин мысалында анық 

үйренилди. Оны түрли аминлер менен (пиперидин, тиосемикарбазид, 

анилин, п-толуидин, диметиламин, п-диметиламиноанилин, п-анизидин, п-

фенетидин, п-н-пропил-, изопропил-, окси-, н-бутил-, 

үшлемшибутоксианилин) реакция өнимлериниң бир биринен парқ етеди  

35-40. 

         Диметиламин ҳәм морфолинлердиң -этил-, н-пропилпиридин менен 

кукирт қатнасында реакция үйренилген       2,4-Лутидин диметиламин, 

үшлемшибутиламин, н-бутиламин, анилин, п-толуидин, -аминопиридин 

менен тәсирлескенде түрли затлар араласпасы пайда. Мәселен, 2,4-

лутидин, п-толуидин ҳәм кукирт реакциясында үш  тиотолуидидлер 

араласпасы пайда болыӯы мумкин 34. 
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N

CH3

CH3

S / NH2C6H4CH3

N

CH3

C

S

NHC6H4CH3

N

CS NHC6H4CH3

CH3

N

CS NHC6H4CH3

C

S

NHC6H4CH3

 

         2,4-Лутидиннинг, н-октиламин ва олтингугурт билан реакциясида 4-

метилтиопиколин кислотанинг -н-октиламиди ҳосил бўлади. Ҳосил 

бўлган тиоамид концентрланган хлорид ёки сирка кислота гидролизида 4-

метилпиридинга айланади 37.  

N

CH3

CH3

+
 

S + C8H17NH2

N

CH3

C

S

NHC8H17

1. HCl

2. CH3COOH

200
0
C

   

N

CH3

 

          Солай етип,  2,4-лутидинниң п-толуидин мене реакциясында 2-метил 

группа да реакцияда катнасады. 2,4-Лутидинниң анилин ҳәм кукирт пенен 

реакциясында 2-тиоанилид пенен бир қатарда 4-изомерде пайда болады. 

Бирақ оны ажыратып болмайды. 2,6-Лутидинди анилин ҳәм кукирт пенен 

реакциясында тек 6-метилпиколин кислотаның тиоанилиди алынған; п-
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нитротолуол, п-толуидин ҳәм кукиртлердиң реакциясынан да тиотолуидид 

пайда болады 37. 

           Вильгеродт-Киндлер реакциясын өткериӯде 5-этилпиколин, анилин 

ҳәм кукирттен 5-этилпиколин кислотаның тиоанилиди 65% өним менен 

пайда болады 41,42. Бунда реакция С-2 деги метил группасы қатнасында 

барады: 

N

H5C2

CH3

S / C6H5NH2

N

H5C2

C

S

NHC6H5

H2O

N

H5C2

COOH

     Пайда болған тиоамид концентрленген сульфат кислота менен 

гидролизленгенде өним 84% болған  5-этилпиколин кислотаға айланады 

41,42. Вильгеродт-Киндлер реакциясын  селектив өткериӯ 2-метил-5-

винилпиридинди, амин ҳәм кукирт араласпасы менен ислеӯ бнриӯде пайда 

болатуғын тиоамидлерде  көриӯ мумкин. Мәселен, 2-метил-5-

винилпиридин морфолин ҳәм кукирт пенен тәсирлесип өними 50-52% 

болған 2-метилпиридил-5-тиосирке кислотаның морфолидин пайда етеди. 

Пайда болған тиоамид қайнаған хлорид кислота менен гидролизленип, соң 

спирт пенен этерификация қылынса, 2-метилпиридил-5-сирке кислотаның 

этил эфирин пайда етеди 43. 

           Хинальдинтиоамидлер 44 тийисли аминлерди хинальдин ҳәм 

кукирттен Вильгеродт-Киндлер реакциясы бойынша алынады.  

N C

S

NHR

R:   n-C6H4Cl, n-C4H4Br,

n-C6H4COOH, n-C6H4SO2NH2,

n-C6H4N(CH3)2,

   

 

     -пиридил, -хинолинил; карбозолил-3, бензтиазолил-2, акридил-9, -

C10H7. 

         Хинальдинди турли диаминлер ҳәм кукирт пенен тәсиринен бис--

хинальдинтиоамидлер синтез қилинган 45. 
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N C

SH

N R N C

SH
Б ул  жерде :

R = ,

CH3

,

H3C CH3

,

S , CH2 ,

N

H

,
C

HH
,

S

O

O

,

O ,
C

O

, C

NH

.

 

        Вильгеродт-Киндлер реакциясы сандай-ақ, 2,4-диметилхинолин 

ҳәмде, 

6-метоксихинальдинлердиң морфолин ҳәм кукирт пенен 44, 2,5-

диметилпиперазин ҳәм 2-метилбензтиазолларың диметиламин ҳәмкукирт 

пенен де өткерилген 45. 

         Вильгеродт-Киндлер реакциясын 2-метилимидазопиридин ҳәм 

анилин менен өткеренде имидазопиридин-2-тиокарбон кислотаның 

анилидлери пайда болады. 

          Вильгеродт-Киндлер реакциясын имидазопиридинлер қатарында 

үйрениӯ нәтийжесинде 2-метилимидазопиридинди 170-180С да ароматик 

аминлар қатнасында кукирт пенен қыздырылғанда реагентлер қатнасы 

1:5:4 болғанда 15 саат ишинде имидазопиридинтиокарбон кислоталардың 

ариламидлери пайда болады (өними 60-80%). Реакцияны 1,2-диметил- 

ямаса 1-бензил-2-метилимидазо 4,5,-в пиридинлерди эквимоляр қатасын 
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кукирт ҳәм еки есе көп анилин менен өткергенде тиоанилидлер көбирек 

өним менен пайда болады 46. 

 

N

N

N

R

R

CH3

1

+ H2N R
2 S

N

R N

N

R

C

S

NH R

1

2

R=CH3 C6H5CH2 C6H5 R
1

=H , Br R=
2

H , CH3 , OCH3., ,   

 

        Имидазо 4,5-с пиридин туӯындылары да аналогик реакцияға 

кириседи: 

N
N

N

N

CH3

R

R=CH3 ,C6H5CH2 , C6H5
;

S

C6H5NH2
N

N

N

R

C

S

NH

 

                Вильгеродт-Киндлер реакциясын ишкимолекуляр өткериӯ 

имканиятын анықлаӯ ушын авторлар  бензимидазо туӯындыларының өз-

ара тәсирин үйренген 46, олар молекуласында фазалық жақынласқан 

амино группа ҳәм активленген метил группасы бар болады. 
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N

N

N

CH3

N

NHR

S

  
R=H ,

CO CH3
NH

S

N

N

N

N

 

          Бир ӯақыттың өзинде имидазопиридин ҳәм пиримидинпиридин 

ҳалкаларын тутыӯшы гетероциклик тиоамид 1-(3-ацетиламин-4-пиридил-

2)-метил-1н-имидазо 4,5-с пиридин кукирт жәрдеминде ишкимолекуляр 

ҳалқаланыӯ арқалы пайда болады: 

N

N

N

N

NHCOCH3H

CH3

S

N N COCH3

SN
N

N

 

        Маҳсулат өними төмен болып (30%) реакцияны өткериӯ ушын 

реагентлер араласпасын 8 саат даӯамында 300С да суйылтырылған 

реагентлер  менен өткериӯ талап етеди. Ишкимолекуляр ҳалқаланыӯды 

өткеиӯ ушын қатаң шараятларды колланыӯ мумкинлигин авторлар 

фазовий эффект яғный, 2-пиридин ҳалқасындағы водород атомларының 

ийтерилисиӯи менен түсиндириледи. Олар соныңдай-ақ, бул эффект жаңа 

ҳалқа пайда болыӯына ҳәм  ҳалқаларды компланар жайласыӯына 

тосқынлық етиӯин тахмин қылған. 

        Солай етип, Вильгеродт реакцияларын иззертлеӯ ҳәм Киндлер 

модификацияларын уйрениӯ нәтижелеринен көринеди, Вильгеродт-

Киндлер реакцияларын кең көлемдеги  органикалық бирикпелер ушын 

қоллаӯ мумкин. Мәселен, Төменнен жоқары углеводородларға шекем, 

қурамалы гетероциклик бирикпелерге шекем, конденсирланган 

бензимидазоллар, имидазопиридинларга дейин ҳ.т.б. қоллаӯ мумкин. Бул 

реакция  нәтийжесинде пайда болыӯшы тиоамидлер ҳәм амидлер бир 
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қанша қызығарлы: бириншиден, олар биологиялық актив затлар; 

екиншиден олар қурамалы затлар алыӯда аралық зат болыӯы мумкин; 

үшиншиден,  олардың трансформациясы турли бирикпелер пайда етеди 

(карбодиимидлар, кислоталар, нитриллер, углеводородлар, аминлер ҳәм 

басқа). Сондай-ақ, гетероциклик бирикпелер де пайда болыӯы мумкин 

(1,2,4-тиадиазоллар, пиридинлер ҳәм басқа). 

       Берилген мағлыуматларға суйене отырып, бул  реакцияны базы бир 

активленген метифаоллашган метил группалы гетероциклик затларға   

қоллансада, басқа саҳаларда тексерилмеген. Сол себептен, еки метил 

группалы хиназолин туӯындылары болып есапланады. Бул  бирикпелер 

аңсат пайда болады.  

        Вильгеродт-Киндлер рекциясиның хиназолин қатарының  

тиоамидлариндеги нәтийжесине қарай, олар түрли бирикпелер ушын 

қыйын алыныӯшы басқа усылларға қарағанда аңсат кешеди. Соның ушын  

булл жумыс Вильгеродт-Киндлер реакцияларын ең аңсат  хиназолон-4 

туӯындылары менен өткерип, хиназолон-4-ил-2-тиокарбон кислота 

амидлариниң пайда болыӯы, олардың химиялық өзгерислерин  (алкиллеӯ 

қайта амидлеӯ, кислота хлорангидридлар менен тәсирлесиӯ) ҳәм алынған 

затлардың  нуклеофиль алмасыныӯ рекцияларын үйрениӯге қаратылған. 

         Вильгеродт-Киндлер реакциялары 47 да ҳәм механизми 48 да 

жарытылған. Бирақ,  ҳәзирге шекем Вильгеродт реакцияси механизми 

толық анықланбаған. Имканияты жоқары болған механизмге қарай, 

кетонлар, аминлер ҳәм кукирт қатнасында тиоамидлерге айланыӯы болып 

табылады. Әдебиятларда  -углерод атомында активленген метил гуппа 

тутыӯшы гетероциклик бирикпелер ушын Вильгеродт-Киндлер 

реакциялары механизмлери көрсетилмеген. Әдебиятлар ҳәм биз тәрептен 

алынған нәтийжелерге тийкарланып, 6-нитро-2-метилхиназолон-4 ның 6-

нитрохиназолон-4-ил-2 карбон кислотаның тиоамидлерге  айланыӯын 

төмендегише көрсетиӯ мумкин.  
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NH

N CH3

O

S8, HNR
1
R

2
+ NH

N CH2SH

O

S8+

 H2S

NH

N CH2

O

S S CH2

HN

N

O

HNR
1
R

2

NH

N

O

CH2 S NR
1
R

2

HNR
1
R

2

NH

N C H

S

O

HNR
1
R

2 NH

N C

S

NR
1
R

2

O

 

  Реакция -меркаптометилхиназолон-4 болыӯы менен басланады. Бул 

басқыш әсте барғаны ушын ол реакция тезлигин анықлайды. Пайда болған 

бирикпе кукирт тәсиринде  водород сульфид шығарып  бис-(хиназолон-4-

ил-2-метил) дисульфидти пайда етеди. Ол болса, оксосульфидти 

кислотаның амиди арқалы хиназолон-4-ил-2-тиокарбоксальдегидке 

айланады. Тиокарбоксальдегид аминлер қатнасында Канницарро 

реакциясы бойынша диспропорциаланып тиоамидлерди пайда етеди. 

Бирақ, келтирилген механизмнен басқа Вильгеродт-Киндлер реакциялары 

механизминиң  тусиндирмелериде бар. Бунда базы авторлар пикирине 

қарай, Вильгеродт-Киндлер реакциялары өткериӯ шараяты ҳәм ислетилген 

шийки зат ҳәр турлилиги себепли бир механизм қәлибине туспейди.  
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1.3.  Хиназолон-4 лердиң оксидлениӯ-қәлпине келиӯ ҳәм алкилеӯ 

реакциялары 

Хиназолон-4 калий перманганат пенен  оксидленгенде хиназолин-2,4-дион 

пайда болады: 

 

NH

N

O

KM nO 4 NH

N

O

H

O

 

         Хиназолон-4 ден парқлы турде  хиназолин  калий перманганат ямаса 

водород пероксид пенен кислоталы шараятда оксидленгенде аңсат  

хиназолон-4  ҳосил бўлади 23, 24: 

NH

N

KMnO4

H2O2; pH 7

NH

N

O

 

 

         Қәпине келиӯ реакциялары қайтарыӯшының турине қарап  

хиназолон-4 тиң 4-жағдайдағы  карбонил (C=O) группасы ямаса  2-

жағдайдағы  углерод ҳәм 1-жағдайдағы  азот атомы пайда еткен C=N 

группасы, ҳәмде бир уақыттың өзинде  C=O ҳәм C=N группаларының 

қәлпине келиӯи менен кетиӯи мумкин. 

       А) Қәлпине келиӯ цинк (Zn) металы ҳәм хлорид кислота (HCl) 

қатнасында алып барылса, бунда тек  C=O группасы қәлпине келеди ҳәм  

хиназолон  пайда болады 26: 
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NH

N

O

NH

N

Zn

HCl (        )     10%

 

          Б) Қәлпине келиӯ реакциясы натрий боргидрид (NaBH4) қатнасында 

алып барылса C=N байланысы қәлине келтириледи 27: 

NH

N

O

NH

N

H

O

NaBH4

 

          В) Қәлпине келиӯ реакциясын литий алюмогидрид жәрдеминде алып 

барылса, бир ӯақыттың өзинде C=O ҳәм С=N группалары қалпине келеди 

28: 

NH

N

O

NH

N

H

LiAlH4

 

           Хиназолин  туӯындыларын алкиллеӯ ҳәр қыйлы бағытта кетеди. 

Буған    себеп хиназолон-4 тиң  ҳәр түрли  (А, В, С) таутомер жағдайда 

болыӯы: 

 

O H

N

N

N

N

O

H

(A) (B) (C)

O

NH

N
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             Мәселен, метил йодид (CH3J) ямаса диметилсульфат ((CH3)2SO4) 

пене алкиллеӯ реакциялары өткерилгенде реакция маҳсулаты сыпатында 

тек 3-метилхиназолон-4 пайда болады 25: 

NH

N

O

CH3I

(CH 3)2SO 4
ямаса

N

N

O

CH 3

 

              Бул реакциялар (NaOH) натрий гидроксид ямаса калий гидроксид 

(KOH) тиң спиртли еритпесинде алып барылады.  

              Алкиллеӯ реакциялары алкил бромидлер қатнасында ҳәмде  поташ 

(K2CO3) ҳәм диметилформамид пенен  бирга алып барылғанда, реакция 

маҳсулоты сыпатында O-алкил- ҳәм N3-алкил  маҳсулотлары пайда 

болады; 

 

NH

N

O

N

N

O R

R Br

K2CO3 (              )ДМФА
+

N

N

O

R

R=CH3 ,   C2H5 ,  

C3H7 , C4H9
 

                                                              

 

1,2,3,4-Тетрагидрохиназолон-4 туӯындылары биологиялық 

активлиликтиң айрықша түрлерине ийе [48-52]. Олардың 1-

ацилтуӯындылары,   α-жағдайындағы хорацетил группасының тутыӯы, өз 

алдына қызығыӯшылықты  көрсетеди.   Бул 1,2,3,4-тетрагидрохиназолон-4 

тиң хлорацетилхлоридлер менен ациллениӯи  кем уйренилген. Солай етип 

1,2,3,4-тетрагидрохиназолон-4 хлорацетилхлорид пенен ацетонлы 
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еритпеде карбонат калий қатнасында 1-хлорацетилтуӯындылары пайда 

болады [53], яғный реакция N-орайына кетеди.  

2,3-Триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң дүзилиси көрип шығатуғын 

болсақ (1). 

N

N

O

1

4

5

6

7

8
I

  

2,3-Триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (ИЮПАК номенклатурасы 

бойынша) ямаса дезоксивазицинон (тривиал аты) деп жүртиледи.     

Хиназолон-4 синтезиниң ең көп ушрасатуғын усылларынан бирин қарап 

өтемиз. 

 Бул бирикпелердиң ең әпиуайы ӯәкили 2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 ти алыӯ ушын антранил кислотасын γ-аминомай 

кислотасының фосфор (V) оксиди (P2O5) қатнасында реакция әмелге 

асырылған 54. 

COOH

NH2

N

N

O

+
P2O5

CH2

CH2

H2N

HOOC

(I)

 

 

        2,3-Триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ти  синтез қылыӯдың ҳәр 

турли усыллары бар, бирақ олардың көпшилиги менен ислесиӯ қолайсыз 

ҳәм көп басқышлы. Антранил кислотасы ҳәм  оның туӯындылары 

лактамлар менен конденсация агентлери:  органик емес кислоталардың 

хлорангидридлери- тионил хлорид (SOCl2); фосфор (III) хлорид (PCl3); 
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фосфор (V)   хлорид (PCl5); фосфороксохлорид  (POCl3) қатнасында 

реакцияларды әмелге асырыӯ усыллары ислеп шығылған ҳәмде өним 

менен  2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ҳәм оның алмасынған 

туӯындылары синтез қылып алынған54. 

COOH

NH2

N

N

O

+
NH

O

X X

 

2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 лердин ацилмақсулатларын 

синтезлеӯ әмелий жақтан нәзерге түседи.  

Бромлаӯ реакциялары әдетте бром ҳәм 75% ли сирке кислотасы 

(CH3COOH) ямаса N-бромсукцинимид (NBS) ҳәм бензоил переоксид 

қатнасында алып барылады. Бунда реакция өнилериретинде α-монобром  

N

N

O

N

N

O

Br

NBS

 

ямаса α,α-дибромхиназолон-4 пайда болады  

N

N

O

Br2CH3COOH

N

N

O

Br
Br

+
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Кислоталы шараятта бромлаӯ дәслеп,  кос байланыстың α-

жағдайындағы углерод атомына изомерлениӯи менен N1-жағдайдағы азот 

атомының протонланыӯы гүзетиледи [55,56]. Бул болса бром атомының 

ҳүжимин аңсатластырады.  

Хиназолон-4 лерди формиллеӯ реакциялары яғный формил (карбонил) 

группасын киргизиӯ реакиялары әдетте Вильсмейер-Хаак реагентлери 

(диметилформамид+фосфороксихлорид, ДМФА+POCl3) амелге 

асырылады. 

2,3-Триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ҳәм ДМФА+POCl3  

араласпасы өз-ара тәсирлескенде α-жағдайдағы углерод атомының 

формиллениӯи гүзетилип, реакцион араласпаны ислеӯ усылына қарап α-

окси ямаса α-диметиламинометилиден-2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4-лер пайда болады. Егер араласпаны натрий 

ацетатының тойынған еритпеси менен исленсе, α-оксиметилиден-2,3-

триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 алынады [57]. 

N

N

O

N

N

O

CHOH
 

Ал 25% аммиак пенен исленсе,  α-диметиламинометилиден-2,3-

триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4.  

N

N

O

N

N

O

CH N(CH3)2

25%ли 

амиак 

 

2,3-Триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ти кислота 

галогенангидридлери ҳәм үшэтиламин катнасында да үшэтиламин 
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тәсирисизде N-бензоил хиназолон-4 дузлары алынады [57].   

Реагентлердиң катнаслары ҳәр қыйлылығынан реакция басқа бағытқа 

қарай кетеди. 

1.4.   1-Хлорацил-2,3-полиметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолон-4  

лерде нуклеофиль алмасыныӯ реакциялары 

2,3-Полиметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолон-4 лердиң 

хлорацетилхлорид пенен ациллеӯ реакциялары, ациллеӯши агентлердиң 

реакцион уқыплылығын салыстырыӯды уйрениӯге қызығыӯшылық 

туӯдырады, ҳәмде 1-хлорацетил-        2,3-полиметилен-1,2,3,4-

тетрагидрохиназолин-4теги хлор атомының қозғалыӯшаңлығынан 

нуклеофиль алмасыныӯ реакциялары барады. 

Авторлардың көз қарасынан [55] 2,3-три-,-тетра-,-пентаметилен-                              

1,2,3,4-дигидрохиназолин-4-лердиң хлорацетилхлорид пенен ациллеӯ 

реакциялары уйренилди. Реакция үшэтиламин қатнасында бензол 

еритпесинде аңсат кетеди ҳәм керекли 1-хлорацетил-2,3-три-,-тетра-,-

пентаметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолин-4-он лар [55,56,57] жоқары 

өним менен алынады (80-90%): 

 

N

N

(CH2)n

O

N

N

(CH2)n

O

COCH2Cl 

H

+ClCOCH2Cl

n=1-3

ТЭА

БЕНЗОЛ

 

2,3-Триметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолон-4 ти бензоилхлорид 

пенен бензол еритпесинде триэтиламин тәсиринде бензоиллағанда 1-

бензоил туӯындыларын  пайда етеди [57].  Бул бирикпе  2,3-триметилен-
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3,4-дигидрохиназолон-4 ке     бензоил хлорид пенен  тәсирлесиӯинен 

синтез етип алынған          1-бензоил-2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 тен алынады, [55,59,60]: 

N

N

O

+ C6H5COCl

N

N

O

COC6H5
Cl

 

Спиртли еритпедеги боргидрид натрий менен қәлпине келтирилгенде     

1-бензоил-2,3-триметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолин-4-он [59]: пайда 

болады.  

N

N

O

COC6H5   Cl

N

N

O

COC6H5 

NaBH4
+

C2H5OH

+NaCl

 

Усындай жағдайда 1-бензоил-2,3-пентаметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 хлориди боргидрид натрий менен қәлпине келип,  1-

бензоил-2,3-пентаметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолин-4-он  ҳәм натрий 

хлориди ажралып шығады. 
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NaBH4+

+ NaCl
N

N

O

COC6H5

N

N

O

COC6H5
Cl

 

Улыӯма жоқарыдағы әдебияттағы мағлыуматларға тийкарланған 

ҳалда айтып өтиӯ мумкин,  2-аминопиримидинон-4 лер  ҳәм  -хиназолон-4 

лер менен ациллеӯ реакциялары экзоцикллик аминогруппаларға кетеди. 

1,2-Дигидрохиназолон-4 лер ациллеӯши агентлер   менен  реакциялар N-1 

орайына кетеди.  

1-Хлорацетил-2,3-три-,-тетраметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолон-4 

лер, дигидрохиназолон-4 хлорацетилхлорид пенен ациллеӯ нәтийжесинде 

алынған, сондай –ақ α-хлорацетамидлерди де көрип шықсақ болады. 

1-Хлорацетил-2,3-триметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолин-4-он 

аминлер тәсирлесиӯи олардың тәбиятына тийкарына байланыслы ҳәр 

қыйлы усылларда тәсирлеседи [59,60]: 

N

N

O

COCH2NRR
1

N

N

O

COCH2Cl

HNRR
1

+RR
1
NHCl

 

R=R`=CH3,    R=R`=C2H5,      R+R`= (CH2)5, 

Алифатик  (диметил, диэтиламины)  аминлерде абсолют бензолда 

эквимоляр муғдардағы реагентлер менен қыздырғанда реакция женил 
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кетеди. Ал реакцияны триэтиламин менен тәсирлестиргенде 

триэтиламмоний дузлары пайда болады. [60]: 

N

N

O

COCH 2N(C2H5)3 Cl
 

Этилендиамин ҳәм 1,6-гексаметилендиамин сыяқлы алифатик 

диаминлер  1-хлорацетил-2,3-триметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолон-4 

лердиң эквимоляр муғдардағы реагентлер менен 3 саат даӯамында 

қыздырыӯ нәтийжесинде 1-β-аминоэтил,-6-аминогексаметиламиноацетил-

2,3-триметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолин-4он лар алынады [60]: 

N

N

O

COCH2NH(CH2)nNH2

N

N

O

COCH2 Cl

H2N(CH2)nNH2

n=2,6  

1-Хлорацетил-2,3-полиметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолин-4-он лар 

жәнеде  ароматик (анилин, n-толуидин) аминлери менен тәсирлесип              

1-ариламиноацетил туӯындыларын  пайда етеди. 

Солай етип, жоқары тийкарлы алифатик аминлерге салыстырғанда, 

төмен тийкарлы аминлер тәсиринде изленип атырған хлор атомының 

нуклеофил  алмсыныӯы әстелик пенен кетеди. 
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Буған қарай отырып авторлар жоқарыда көрсетилген  1-хлорацетил 

туӯындылары алкоголятлар, фенолят-ионлары, анионлар  менен 

активлестирилген метилен группа, цианид-ион   бирикпелери менен 

нуклеофил алмасыныӯ имканияларын излеген. Усындай жол  менен 

авторлар әпиуайы эфирлерди, фенокси эфирлерди, селенидлерди ҳәм 

хиназолин қатарындағы  нитриллер қатарлары төмендеги  қурылысларда 

келтирилген: 

 

N

N

(CH2)n

O

COCH2OR

N

N

O

COCH2CN

N

N

(CH2)n

O

COCH2CHRR`

N

N

O

COCH2SeH

, ,

,

n=1-3, R=алкил, арил;  R
1
=R

2
=COOC2H5;

 

R
1
=COOC2H5; R

2
=COCH3;

 R
1
=COOC2H5; R

2
=CN; R

1
= R

2
=COCH3  

1-Хлорацетил-2,3-триметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолин-4-он лар 

абсолют метанолда ямаса натрий фенолят жәнеде  цианид-ион менен 

тәсирлесиӯинен           2,3-триметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолин-4-он 

лар алынады [60].  

Алынған мағлыӯматларға тийкарланған ҳалда төмендегидей жуӯмаққа 

келдик, кушли тийкарлы (метилат, фенолят натрий, гидроселенид натрий, 

цианид калий, натрий малонат, ацетоацетат, цианацетат, ацетонилацетат) 
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лар 2,3-полиметилен- 1,2,3,4-тетрагидрохиназолин-4 хлорацетил 

қалдығындағы карбонил группаға ҳужим етеди. 

Солай етип әдебиятлардағы мағлыӯматлардың анализиниң нәтийжеси 

соны көрсетеди, бунда пиримидинлерди ҳәм оның бензол ҳәм тиофенлер 

менен конденсирленген аналоглары, пиридин халқасы менен ациллеӯде 

реакция хәр қыйлы бағытқа журиӯи оның қурамындағы 2-жағдайдағы 

гетероатом тәбиятына байланыслы. 

Солай етип, жоқарыда келтирилген хиназолин, хиназолон-4 лер ҳәм  

2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (I) ҳәмде α-

бензоилоксибензилиден-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

бирикпелериниң алыныӯы  органикалық химияда ациллеӯ реакцияларын 

кең үйрениӯге болады.   Бул имканиятларды өнимли пайдаланыӯ болса 

Республикамыздың тез раӯажланып атырған химия санаатына үлкен улес 

қосылады деп ойлаймыз. 2,3-Полиметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

дузларын ацилеӯде қолланыӯ мүмкинилиги көрип шығылды. Реакция 

жүриӯи ушын  1-бензоил-2,3-полиметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  тиң 

кристалл дузлары кереклилиги оны кем    муғдардағы реагентлерди 

ациллеӯ ушын ислетиӯ имканын береди. 2,3-полиметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4лер хлорангидрид кислоталары менен тәсирлесиӯинен 

пайда болған турақлы 1-ацил-2,3-полиметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

дузлары бизлерде оларды ацилеӯши агент сыпатында N-ациллеӯ 

реакцияларын әмелге асырыӯ мумкин деген пикир болды. Сол себептен 

биз магистрлик диссертация  жумысын,  аминлер менен 1-ацил-2,3-три-,-

тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузларын ациллеӯ реакцияларында 

уйрениӯди мақсет етип алдық. 
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II Бап Алынған нәтийжелерди талықлаӯ 

2.1. Дәслепки затлардың синтези 

 

Трицикллик хиназолин бирикпелери арасында жоқары эффектли  

биологиялық актив затлар табылған болып. Олар ҳәзирги ӯақытта  

Республикамызда ЎзРФА Өсимлик затлары химиясы институты  

органикалық синтез бөлиминде кең қолланылып киятыр, мысал ушын, 

аӯыл хожалығында фунгицид (КМАХ), бактерицид (Никамизолон), 

медицинада болса дәрилик затлар сыпатында (Дезоксипеганин) препараты, 

жаратылған ҳәм ислетилиӯге рухсат берилген.  Соның менен бир қатарда 

трицикллик хиназолон бирикпелерин кислота хлорангидридлери менен 

реакциясын үйрениӯ. 2,3-Полиметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

группасының молекулаларында бир неше реакцион орайлар бар:  1- ҳәм 3- 

жағдайдағы азот атомлары,  C-4  те карбонил группасы, α-жағдайдағы 

углерод атомының ҳәмде бензол халқасының барлығы бул бирикпелер 

менен электрофил ҳәм нуклеофил алмасыныӯ реакцияларын үйрениӯ 

ушын үлкен әҳмийетке ийе.  

2,3-Полиметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң α-жағдайдағы метилен 

группасының активлилиги себепли, оны бромлаӯ, формиллеӯ, ациллеӯҳәм 

басқада реакциялары үйренилген. 

Трициклик хиназолин алкалоидлары тәбиятта кең таркалған      [2,5,6]: 

дезоксивазицинон,  Peganum harmala  (ысырық) өcимлигинен ажыратылып 

алынған 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (1) , 

N

N

O

 
1

 

Ҳәм  оның аналоги 2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (2): 
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N

N

O

2
 

Әдебийи мағлыӯматларда көргенимиздей 2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 ти бир басқышта  синтез қылыӯ ушын антранил 

кислотаны  γ-бутиролактам, δ-валералактамлар менен POCl3 қатнасында 

конденсация реакциясы менен әмелге асырылады [55,56].  

2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң аллыныӯы: 

N

N

O

+
HN

O

1

POCl3
COOH

NH2

 

2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң алыныӯы: 

 

COOH

NH2

HN

O N

N

O

2

POCl3

 

 

Магистрлик диссертация жумысы 2,3-три-,-тетраметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 (I) дузлары  менен цитизин, ҳәм аминокислоталар 

менен бирге ациллеӯ реакциялары нәтийжесинде N-ацил алкалоид, 

ациламинокислоталар алыӯ усылларын   қолланыӯ мумкиншилигин 

уйрениӯге арналналған.  

Көрип турғанымыздай, 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4    

молекулаларында  бирнеше  реакцияға уқыплы орайлар барлығы  себепли, 

биз 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  дузларын   алыӯ, ҳәм  
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алынған дузларды ациллеӯ реакцияларын әмелге асырыӯ мақсетинде, 

синтез қылып алынған 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  те  

реакция азот атомы, ароматик халқа бойынша, α-углерод атомына кетеди, 

соның ишинде биз N1-азот атомына реакциялардың кетиӯин , яғный  N1-

ароил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузлары  N-ацилеӯ 

реакцияларын  үйрениӯди алдымызға мақсет етип алдық 

Биз 1-бензоил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузларын үй 

температурасында 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ти  

ароилгалогенидлер менен 1:1 қатнаста  әдебиятлардағы мәлим болған 

усыллар бойынша синтез қылдық. 

2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ти  бензоилхлорид  пенен 

реакциясыында N-бензоил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

хлориди алынды(4). 

N

N

O

COC6H5 Cl

N

N

O

+

С6H5COCl

20-25
0
C

1

3а

4
 

N-Бензоил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузлары 

туӯындыларын алыӯ ушын п-нитробензоилхлорид (3а) пенен 

реакцияларын әмелге асырғанымызда, 1-п-нитробензоил-2,3-триметилен-

3,4-дигидрохиназолон-4  хлориди (4) синтез қылып алынды.  

2,3-Триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ти  п-нитробензоилхлорид    

пенен реакциясы: 
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N

N

O

COC6H4NO2
-
n4

N

N

O

+

                           3(б)

п-NO2C6H4СOCl

I

Cl

 

 

Ацетилбромид  пенен реакциясы  абсолют бензолдағы еритпесине үй  

температурасында  ацетилбромидтиң   бензолдаги еритпеси қосылды. 

Араласпа бир саат даӯамында араластырылды, түскен шөкпе фильтрлеп 

алынды, ҳәм бензол менен жуӯылып қурытылды. 

 

N

N

O

COCH36

N

N

O

+

I

Br

CH3COBr

3с
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2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң аналоги   2,3-

тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ке бензоилхлорид  п-

нитробензоилхлорид ҳәм  ацетилбромид тасир еттириӯ натийжасинде биз 

1-ацетил-,(бензоил-,п-нитробензоил)-2,3-триметилен-3,4-дигидрохина- 

золон-4 (4,5,6) дузлары алынды. 

2,3-Триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң аналоги   2,3-

тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ке бензоилхлорид,  п-

нитробензоилхлорид ҳәм ацетилбромид тәсир еттириӯ нәтийжесинде биз 

1-ацетил-,(бензоил-,п-нитробензоил)-2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохина- 

золон-4 (7,8,9) дузлары алынды. 

 

7 COCH3
Br

CH3COBr

+

2

N

N

O

N

N

O

3с

 

2,3-Тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң  бензоилхлорид пенен 

реакциясы,  абсолют бензолда бензоилхлорид пенен төмен температурада 

үш саат даӯамында араластырылған ҳалда алып барылады. Дуз кристалл 

шөкпе туринде туседи алынған шөкпени бензолда  жуӯып ваккумда 

кептирилип алынады. 
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8

+

Cl

N

N

O

N

N

O

COC6H5

С6H5COCl

2

3а

 

2,3-Тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң  п-нитробензоилхлорид 

пенен реакциясы нәтийжесинде  

1-п-нитробензоил-2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 хлориди (9) 

алынды. 

 

9 COC6H 4NO 2
-
n

+

п-NO 2C6H 4COCl 

2

Cl

N

N

O

N

N

O

3б

 
 

Көрип турғанымыздай,  2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

ти ацилгалогенидлер менен тәсирлесиӯи натийжесинде,   N-1 азот атомы 

бойынша кетип тийисли, N- ацетил-,( ароил)-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 дузлары пайда болыӯы көрсетилди. Бул дузлар 
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жоқары температурада балқыйтуғын унтак түрдеги бирикпелер болып, 

олар аз муғдардағы затлар менен ислесиӯде жудә қолайлы.  2,3-Три-

тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузларын ацилеӯде қолланыӯ 

мүмкинилиги көрип шығылды. Реакция жүриӯи ушын  1- ацетил-,(ароил)-

2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  тиң кристалл дузлары 

кереклилиги оны кем    муғдардағы реагентлерди ациллеӯ ушын ислетиӯ 

имканын береди. 2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4-лер 

хлорангидрид кислоталары менен тәсирлесиӯинен пайда болған турақлы 1-

ацил-(ароил)-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузлары 

бизлерде оларды ацилеӯши агент сыпатында N-ациллеӯ реакцияларын 

әмелге асырыӯ мумкин деген пикир болды. Сол себептен биз магистрлик 

диссертация  жумысын, 1-ацил(ароил)-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 дузларын тәбийий алкалоидлар ҳәм 

аминокислоталарды ациллеӯ  реакцияларында үйрениӯди лазым таптық. 

 

2.2. N-Бензоил-2,3-три-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

дузларының   цитизин ҳәм аминокислоталар менен тәсирлесиӯи. 

Алынған N-ароил-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  

дузлары жоқары температурада ериӯши унтақ түриндеги бирикпелер 

болып, ҳаӯа ығаллылығысыз сақланбағандада турақлы.    1-Ацил-2,3-три-

тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузлары эффектив ациллеӯ 

реагентлери болғанлығы ушын, оларды бирлемши ҳәм екилемши 

аминогруппалары бар табийий бирикпелерди ациллеӯде қолланыӯ мумкин. 

Олар ислетиӯ ушын қолайлы әсиресе кем муғдарда. 2,3-Три-,-

тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 лер 1-ацилмахсулотларына 

активленген ацил өнимлери деп қараӯ мумкин. Олар нуклеофиль реагент 

пенен аңсат реакцияға кириседи. Соны есапқа алып биз олардың алкалоид 

ҳәм аминокислоталар менен  реакциясын уйрениӯди нәзерде туттық. 
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        Бул жағдайда биз  1-Ацил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  

дузларын базы тәбийий алкалоидлар,олардың туӯындылары менен өз-ара 

тәсирин үйрендик. 

2,3-триметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолон-4 (1,2-

дигидродезоксивазицинон алкалоиды)  1-Ацил-2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4  дузлары менен ацилленгенде реакция аңсат кетеди 

ҳәм 1-бензоил -2,3-триметилен-1,2,3,4-дигидрохиназолон-4  ти пайда 

етеди[77]. 

2,3-триметилен-1,2,3,4-тетрагидрохиназолон-4 ти 1-Ацил-2,3-

триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  дузлары менен ациллеӯ реакциялары: 

N

N

O

N

N

O

HCl

H

N

N

O

COC6H5

+

N

N

O

COC6H5

+

 

Cl

 

 1,2-дигидродезоксивазицинон алкалоидын 1-Ацетил-2,3-три-

метилен-3,4-дигидрохиназолон-4  дузлары менен ацилленгенде реакция 

аңсат кетеди ҳәм 1- ацетил -2,3-триметилен-1,2,3,4-дигидрохиназолон-4 

бромидин  пайда етеди. 
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N

N

O

N

N

O

HBr

H

N

N

O

COCH3

+

N

N

O

COCH3

+

 

Br

 

Аминлер ациллениӯи  әдетте кислота ангидридлери ямаса кислота 

хлорангидридлери менен өткериледи [77]. Бул усылды реагентлер муғдары 

көп жететуғын дәрежеде алып қолланылады. Ал бул усыл дәслепки 

затлардың кем муғдарларында ислетиӯ қолайлы емес. 

Бурыннан белгили болған, цитизин алкалоиды (10)  

10

N

NH

O
 

«Цититон» деб  аталған  0,15%  суӯ еритпеси түринде дем алыӯ 

аналептиги сыпатында ислетиледи. 

 Бул алкалоид Термопсис ланцетнолистный (Termopsis lanselata) 

өсимлигинен алынған. Собықлылар  туӯысласына  (Leguminosae)  кирип 

санаат дәрежесине шығарылған [73]. 

Медицина хизметинде биологиялық актив бирикпелерди алыӯ 

мақсетинде ҳәр қыйлы фармакологиялық топарларды цитизин 
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молекуласына қосыӯ мумкиншилигин уйрениӯ ушын биз оны N-ацил 

(ацетил-,бензоил-, п-нитробензоил)-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-

4 хлоридлери ямаса бромидлери менен ациллеӯди  өткердик нәтийжеде 

цитизинниң керекли N-ацил туӯындыларын ажратып алдық. 

N- Бензоил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 хлориди  менен 

ациллеӯ реакциясы: 

N

N

O

COC6H5

N

N

O

COC6H5       Cl

N

NH

O

N

N

O

+

+

 

 

HCl

 

10

13

4

12

 

N-бензоил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 хлориди  менен 

ациллеӯ реакциясы нәтийжесинде биз керекли  N- бензоилцитизинди 

синтез етип алдық. Реакцияны 20-250 С  температурада цитизинниң 

ацетондағы еритпеси тамшылатылған ҳалда араластырылады. Алынған 

бирикпени 10 минут даӯамында араластырылғаннан соң суӯ қосып және 5-

10 минут араластырамыз[76,77].  

N- п-нитробензоил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 хлоридиниң 

цитизин менен ациллеӯ реакцияларыда жоқарыдағы усыл бойынша 

алынады. 
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N

N

O

n
-
NOC6H4

N

N

O

COC6H4NO2
-
n   Cl

N

NH

O

N

N

O

+

+

 

 

HCl

 

10 5

13
12

 

N-ацетил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 бромиди менен 

ациллеӯ реакциясы: 

N

N

O

COCH3

N

N

O

COCH3       Br

N

NH

O

N

N

O

+

+

 

 

HBr

 

10 6

14
12

 

 

Бизин излениӯлеримизден көриӯге болады, N-ацил (ацетил-,бензоил-

п-нитробензоил)-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузлары 

цитизинниң  кем муғдарын ациллеӯи цитизиннинг N-ацил туӯындыларын 

жоқары өнимде пайда болыӯына алып келди(94-95%)                                                                     
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  кесте-1 

2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4тиң 

дузлары менен цитизинди ациллеӯ реакцияларындағы 

 физика-химиялық көрсеткишлери 

Алынған бирикпелер  Реакция 

өними 

шығым

% 

Tбал., 

(Тқайн*). 

0 С  

Rf 

(silufol) 

Тбал., 

(Тқайн*)0С 

(Әдеб.мағ  

 
4 ТГДОВ - 82 127-129 0,55        - 
6 ТГДОВ - 87 120-122 0,63 120-22 

4 цитизин 11 95 115-116 0,53 116 

5 цитизин 13 94 206 0,51       _ 

6 цитизин 14 95 209-210 0,12 209 

 

           Өткерилген тәжрийибелер ҳәм ерисилген нәтийжелер тийкарында 

N-ацетил-(бензоил)-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

дузларын алкалоидларды ациллеӯде ислетиӯ усыллары. Оны аз 

муғдардағы ҳәр қандай  NH- группасы сақлаӯшы алкалоидлар ушын 

ислетиӯ мумкин.  

           Алынған N-ацетил-(ароил)-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидро- 

хиназолон-4 дузларының  дузилиси физикалық  усыллар тийкарында, ал 

алкалоидлар дүзилиси болса физика-химиялық қәсийетлерин әдебият 

мағлыӯматлары ҳәм спектрларына салыстырыӯ жолы менен  

тастыйқланған.   

Реакция нәтийжесинде цитизинди N-ацетил-,бензоил-, п-

нитробензоил)-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 дузлары менен 

тәсирлесиӯинен  цитизиннинг N-ацил туӯындылары жоқары өнимде (94-

95%)  ҳәм  2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 галогенидлери   

пайда етип алынды 
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1-Ацил-2,3-три-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  

дузларының аминокислоталарда ациллеӯши  

агент сыпатында қолланыӯ. 

Бул усылды реагентлер муғдары көп жететуғын дәрежеде алып 

қолланылады. Ал бул ӯсыл дәслепки затлардың кем муғдарларында 

ислетиӯ қолайлы емес. 

          Амелий жақтан аминокислоталар жүдә қызықлы, себеби  оларды 

амидлер сыпатында, пептидлер молекуласына кириӯши, өмир процессинде 

жүдә  әхәмийетли роль ойнайды.  Сол себептен оларды алыӯдың әпиӯайы 

ҳәм қолайлы усылларын ислеп шығыӯ ҳәзирде машқалалы мәселердиң 

бири.  

 Сондай-ақ, излениӯлер нәтийжесинде синтез етип алынған трициклик 

хиназолин алкалоидларының  N-ацилтуӯындыларының дузларын 

ислетиӯдың қолайлылығы, бунда аз мӯғдардағы аминокислоталарды 

ациллеӯди әмелге асырыӯ.  

Биз аминокислоталардың 2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  

дузлары менен тәсирлесиӯин уйрендик. Усы синтез етип алынған 

бирикпелер аминокислоталарды яғный глицин, -аланин, -аминомай 

кислоталарын 2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  дузлары 

менен ациллеӯ жудә жақсы барады, ҳәм керекли бензоиламинокислоталар 

жоқары шығымда алынады. 

Реакция абсолют бензолда алып барылады; реакция нәтийжесинде 17-

19-21 бирикпелер жоқары өним менен алынды 77-95% [78]. Бирақ -

бензоиламиномай кислотасы (19), N-бензоилглицин ҳәм аланин  

бирикпелерге қарағанда төмен өним берди (77%)  буның себеби 

аминогруппаға н-пропиль қалдығы жақын болғанлықтан реакция қыйын 

кетеди ҳәм өним төмен болады: 

Көрип турғанымыздай  глицин, N-бензоил-2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4  хлориди менен тәсирлесиӯи нәтийжесинде керекли 

N-бензоилглицин (17) алынады 
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N

N

O

COC6H 5       Cl

N

N

O

+

+

 
HCl

CH COOH H 2N

H

C6H5CONH CHCOOH

H
17

16

4

 

-аминомай кислотасы менен N-бензоил-2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4  хлориди менен тәсирлесиӯи нәтийжесинде керекли 

N-бензоил--аминомай кислотасы (19)алынады 

N

N

O

COC6H 5       Cl

N

N

O

+

+

 
HCl

CH

NH2

COOH CH 2

C6H5CONH CHCOOH

C2H 5

19

CH 3

17

 

-аланин менен N-бензоил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  

хлориди менен тәсирлесиӯи нәтийжесинде керекли        N-бензоил -

аланин (21) алынады 
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20

21

H 2N CH 2 CH 2 COOH 

C6H 5CONH CH 2 CH 2 COOH

N

N

O

COC6H 5       Cl

N

N

O

+

+

 
HCl

9  

Реакцияны Төрт метилен группа сақлаған хиназолон-4 дузлары менен 

реакциясы әмелге асырғанымызда бизде керкели N-

бензоиламинокислоталар жоқары өним(87-90%) менен алдық 

N

N

O

+

+

 
HCl

CH

R

COOH H2N

C6H 5CONH CHCOOH

R

N

N

O

COC6H5       Cl

 

        Өткерилген тәжрийибелер ҳәм ерисилген нәтийжелер тийкарында N-

бензоил-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 хлоридлерин 

ациллеӯ реакцияларында ислетиӯ усыллары. Оны аз муғдардағы ҳәр 

қандай  NH- группасы сақлаӯшы аминокислоталар ушын ислетиӯ мумкин.  



50 

 

        Алынған N-бензоил-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

дузларының  дузилиси физикалық  усыллар тийкарында, ал 

аминокислоталар дүзилиси болса физико-химиялық қәсийетлерин әдебият 

мағлыӯматлары ҳәм спекторларына салыстырыӯ жолы менен  

тастыйқланған.   

кесте 1 

Аминокислоталарды 2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

дузлары менен ацилеӯ реакцияларының нәтийжелери 
Алынған бирикпелер Реакция 

өними 

шығым,   

% 

T.бал., 

С0 

Rf 

(silufol) 

Т.бал., С0 

(Лит.дан)  

 

4 глицин 17 88,5 186-187 0,27 187 

4 α-аминомай 

кислота 

19 77 145-146 0,42 145 

4 -аланин 21 88,5 118-119 0,35 120 

8 глицин 17 88 186-187 0,27 187 

8 α-аминомай 

кислота 

19 87 145-146 0,42 145 

8 -аланин 21 90 118-119 0,35 120 

 

 

Солай етип, цитизин алкалоиды ҳәм аминокислоталардың аз муғдарын 

ациллеӯ методы ислеп шығылды. 

N-бензоил-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 тиң 

дузлары менен ациллеӯ реакцияларын цитизин алкалоиды ҳәм 

аминокислоталарда қолланыӯ жүдә жақсы эффект берип, олар менен 

әсиресе ациллеӯши агентлер менен де ислесиӯ қолайлы. 
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III. БАП Тәжрийибе бөлими 

 

Синтез кылынған бирикпелердиң ИҚ-спектри (Perkin Elmer) 

фирмасының Ферье- спектрометринде KBr таблеткасында. 

Заттың тазалығын ҳәм реакциялардың барысын ЖҚХ усылы (Silufol 

UV-254) жәрдеминде анықланды, система А: хлороформ эфир-2:1; система 

Б: хлороформ эфир-2:1; система В: хлороформ эфир-2:1; система Г: 

хлороформ эфир-2:1; система Д: хлороформ эфир-2:1; система Е: 

хлороформ эфир-2:1; система Ж: хлороформ эфир-2:1;  

Проявитель сыпатында; иод парлары, УФ-свет, Боэтиуса приборында 

балқыӯ температуралары өлшенди. 

 

3.1. Реакцияға кирисиӯши дәслепки затлар синтези  

Домалақ түбли колбаға 13,7 г антранил кислотасы 11г γ-бутиролактам 

салынды соң 30мл (0,1 мол) фосфор хлор окис тамшылатып қосылады. 

Араласпа суӯ қаммомында хлорид кислота шығып кеткенше қыздырылады 

ҳәм 2 саат даӯамында суӯытылады. Араласпаны 100 мл таза суӯ менен 

пәршеленди, пайда болған еритпени 25% аммоний гидроксиди менен РН-

8,9 ға дейин силтили шараятқа алып барылды. Түскен шөкпе филтрленеди, 

кептириледи   ҳәм циклогександа қайта кристалланады. 

         2,3-Триметилен-3,4-диги дрохиназолон-4  (I)   Шығым (78%) ериӯ 

темп. 110-1110С. (циклогексан) 

         2,3-Тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  (II)   Шығым (63%) ериӯ 

темп. 98-990С. (циклогексан) 

 

1-Бензоил-2,3-триметилен- 3,4-дигидрохиназолон-4                                      

хлориди(4) синтези  

1-ӯсыл 

Домалақ түбли магнит араластырғыш салынған колбаға 0.93г (5ммол) 

2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (1) салынды, үй 
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температурасында араластырылған ҳалда  1,053 мл (7,5ммоль) бензоил 

хлорид қосылды. Реакцион бирикпе бир саат даӯамында араластырылады 

ҳәм бир түнге қалдырылады. Соннан кейин араластырылған ҳалда 15 мл 

абсолют эфир қосылды. Түскен шөкпе фильтрленди ҳәм ваккум 

эксикаторда кептирилди. 1,2г 1-бензоил-2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 хлориди алынды.  Шығым  (75%) ериӯ темп. 278-

2800С. 

ИК-спектр: 1850 ( NCO) cм-1; 1710 ( C=O); 1670 ( C=N). 

Эфир филтрат парландырылып, қалдық суӯ менен жуӯылды. 0,2 г 

2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (1) дәслепки зат ажыралып 

шықты. 

2-ӯсыл 

0.93г (5ммол) 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (1) алынды,  10 мл 

абсолют бензолдағы 1,4г бензоилхлорид араластырылған ҳалда  0+50С  үш 

саат даӯамында қосылды. Түскен шөкпе филтирленди, бензол менен 

жуӯылды ҳәм ваккум эксикаторда кептирилди. 2,8г 1-бензоил-2,3-

триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 хлориди алынды.  Шығым  (86%) 

ериӯ темп. 278-2800С. 

1-Бензоил-2,3-тетраметилен- 3,4-дигидрохиназолон-4                                      

хлориди (8) синтези  

1-ӯсыл 

Домалақ түбли магнит араластырғыш салынған колбаға 1,0г (5ммол) 

2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (2) салынды, үй 

температурасында араластырылған ҳалда  1,053 мл (7,5ммоль) бензоил 

хлорид қосылды.  Соң колбаға  араластырылған ҳалда 15 мл абсолют эфир 

қосылды. Реакцион бирикпе еки саат даӯамында араластырылады. Түскен 

шөкпе филтрленди ҳәм ваккум эксикаторда кептирилди. 1,2г 1-бензоил-

2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 хлориди алынды. Өним 80% 

ериӯ темп. 215-2180С. 
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2-ӯсыл 

1,0г (5ммол) 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (1) алынды,  10 мл 

абсолют бензолдаuы 1,4г  бензоилхлорид араластырылған ҳалда  0+50С  та 

үш саат даӯамында қосылды. Түскен шөкпе филтирленди, бензол менен 

жуӯылды ҳәм ваккум эксикаторда кептирилди. 2,8г 1-бензоил-2,3-

тетраметилен- 3,4-дигидрохиназолон-4   хлориди  алынды.  Шығым  (86%) 

ериӯ темп. 215-2180С. 

1-п-Нитробензоил-2,3-триметилен-                                                                           

3,4- дигидрохиназолон-4 хлориди (5) 

0,93г (5ммоль) 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4   10мл 

абсалют бензол еритпесин 0,93г (7,5ммоль) п-нитробензоилхлорид 5мл сол 

еритпеден қосылады. Реакцион араласпаны үй шараятында 30 минут 

араластырылды. Түскен шөкпе филтирленди,  бензол менен жуӯылды ҳәм 

ваккум эксикаторда кептирилди. 1,2г 1-п-нитробензоил-2,3-триметилен- 

3,4- дигидрохиназолон-4 хлориди алынды.   

Шығым  (70%) ериӯ темп.  210-2120С. 

ИҚ-спектр: 1847 ( NCO -) cм-1;  1700 ( C=O); 1666 ( C=N);. 

Фильтраттан қалған бензолдан 0,2 г 2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 (1) дәслепки зат ажыралып шықты. 

2-ӯсыл 

0.93г (5ммол) 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (1) алынды,  0,93г (5 

ммоль)  п-нитробензоилхлоридти 10мл абсолют бензолда      3-50С  

араластырылған ҳалда 30 минут дауамында услап турылды. Түскен шөкпе 

филтирленди, суӯық бензол менен жуӯылды ҳәм кептирилди. 1,2г 1- п-

нитробензоил -2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 хлориди алынды.  

Шығым  (65%) ериӯ темп. 209-2100С. 

 1-п-Нитробензоил-2,3-тетраметилен-                                                                           

3,4- дигидрохиназолон-4 хлориди (9) 
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1,0г (5ммоль) 2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  (2) 10мл 

абсалют бензол еритпесин 0,93г (5ммоль) п-нитробензоилхлорид  сол 

еритпеден тамшылатып үй шараятында 15 минут араластырылып 

қосылады. Реакцион араласпаны 1 саат араластырылып бир түнге 

қалдырылады. Түскен шөкпе филтирленди,  бензол менен жуӯылды ҳәм 

ваккум эксикаторда кептирилди. 1-п-нитробензоил-2,3-тетраметилен- 3,4- 

дигидрохиназолон-4 хлориди алынды.  Шығым  1,2г (68%) ериӯ темп.  190-

1920С. 

ИҚ-спектр: 1847 ( NCO -) cм-1;  1700 ( C=O); 1666 ( C=N);. 

Бензол фильтраттан қалған қалдықты жуӯғаннан соң суӯ менен 0,3 г 

2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 (1) дәслепки зат ажыралып 

шықты. 

2-ӯсыл 

1,0г (5ммоль) 2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  (2) ҳәм  0,93г 

(5ммоль) п-нитробензоилхлоридти   10мл абсалют бензол еритпеде 

араластырылған ҳалда 3-50С температурада 30 минут дауамында услап 

турылды. Түскен кристаллар филтирленди,  суӯық бензол менен жуӯылды 

ҳәм кептирилди. 1-п-нитробензоил-2,3-тетраметилен- 3,4- 

дигидрохиназолон-4 хлориди алынды.  Шығым  1,8г (97%) ериӯ темп.  190-

1920С. 

 

1-ацетил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 бромиди (6) 

0,37г (2 ммол) 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ке  15 мл 

абсолют бензолдағы еритпесине уй шараятында  0,19 г (2,4ммол) 

ацетилбромид    3 мл бензолдағы еритпеси қосылды. Араласпа бир саат 

даӯамында араластырылды, түскен шөкпе филтрлеп алынды, бензол менен 

жуӯылып ҳәм кептирилди. 0,48г дуз (6) алынды.  Шығым  (80%) ериӯ 

темп. 269-2710С. 

ИҚ-спектри:  1846 (NС=О); (, см-1):   1707 (С=О), 1643 (С=N).  
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1-ацетил-2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 бромиди (7) 

0,37г (2 ммол) 2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 ке  10 мл 

абсолют бензолдағы еритпесине уй шараятында  0,28 г (3,6ммол) 

ацетилбромид    3 мл бензолдағы еритпеси қосылды. Араласпа еки саат 

даӯамында араластырылды, түскен шөкпе филтрлеп алынды, бензол менен 

жуӯылып ҳәм кептирилди. 0,53г дуз (6) алынды.  Шығым  (83%) ериӯ 

темп. 269-2710С.  

ИҚ-спектри:  1846 (N−С=О); (, см-1):  1707 (С=О), 1643 (С=N).  

1-ацил-2,3-три-,тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4-

дузларының   цитизин менен тәсирлесиӯи. 

 N-бензоилцитизин синтези (11) 

0,33 г (1ммоль) 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 хлоридиниң  

3 мл ацетондағы араласпасына уй температурасында араластырылған 

ҳалда  0,19 г (1 ммоль) цитизинниң  3 мл ацетондағы еритпесин 

тамшылатып қосылды. Реакцион еритпени 10 минут араластырып, 10 мл 

суӯ қосылады, ҳәм және 5-10 минут араластырылады. Пайда болган 

шөкпени фильтрлеп алып, суӯда жуӯып, қурытылады.   0,28 г (95%) N-

бензоилцитизин (11) алынды. Т.суйық. 115-116С; әдебиятлардағы 

мағлыуматларға қарағанда, Т.суйық. 116С. Rf =0,53,  ацетон : хлороформ- 

1:1. 

ИК-спектр  (KBr,, см-1): 1652,1634 (СО),  

ЯМР 1Н (400МГц,CDCl3), (d-ацетон,м.д..,J/Гц): 1.97(2Н-8,м, CН2), 

2.41(Н-9,c,CН), 2.96(Н-7,с, CН), 3.10(2Н-11, 13,м, CН2), 3.77(Н-10a, дд 15.7, 

6.3,CН аксиалный), 4.14 (H-10э,д 15.7,СН экваториал), 5.90.(Н-3,с,СН), 

6.48(Н-5, дд 9.1, 1.3,СН), 6.92(2Н-α-бензоил,м, 2СН), 7.17-7.30(4Н, м,Н-4, β 

и γ бензоил) 
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Суӯлы-спиртли еритпени 25%-ли аммиак еритпеси менен силтили 

ҳалатқа келтирип хлороформ менен экстракцияладық (үш мәрте 15 мл ден) 

органикалық қатламды ажыратып алып, суӯ менен жуӯып  Na2SO4 те 

қурытып алдық. Еритпедеги қалдықты (0,16 г) циклогександа қайта 

кристаллап, 11 г  2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолона-4 (1) алынды  

т.суйық.    110-111С, 

 

1-п-нитробензоил-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-

4-хлоридлериниң   цитизин менен тәсирлесиӯи. 

N-п-Нитробензоилцитизин синтези (13) 

Жоқарыда  жазылғандағыдай 0,376 г (1ммоль) N-п-нитробензоил-2,3-

триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4- дузларын  (7), 0,19 г (1 ммоль) 

цитизин менен тәсирлесиӯинен  0,32 г N-п-нитробензоилцитизин (13) 

алынды. Шығым 94%, Т.суйық. 206 оС Rf=0.51  ацетон:гексан-1:1. 

ИК-спектр  (, см-1): 1652,1634 (СО),  

ЯМР 1Н(CDCl3), 2.10(2Н-8,м, CН2), 2.40 и 2.60 (Н-9, уш.c,CН), 3.15(Н-

7,м, CН), 6.05(Н-3, уш.д 7.0, CН), 6.50 (Н-5a, дд 9.0, 1.5, CН), 7.00                   

(2H-α-бензоил, уш.д 8.0,2СН), 7.45 (Н-4,м,СН), 8.15(2Н-β-бензоил, д,8.00, 

2СН).  

1-ацетил-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4-

дузларының   цитизин менен тәсирлесиӯи. 

N-Ацетилцитизин синтези (14) 

0,155г (0,5ммоль) 1-ацетил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4- 

бромидине,  0,095г (5ммоль) 3 мл ацетондағы араласпасына уй 

температурасында араластырылған ҳалда  0,095г (5ммоль) цитизинниң  3 

мл ацетондағы еритпесин тамшылатып қосылды. Реакцион еритпени 10 

минут араластырып, 10 мл суӯ қосылады, ҳәм және 5-10 минут 

араластырылады. Пайда болган шөкпени фильтрлеп алып, суӯда жуӯып, 

қурытылады.  0,11 г ацетилцитизин синтезленип алынды (14). Шығым  
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95%, т.суйық. 209-210С (ацетон);  әдеб. мағл.қарағанда, Т.суйық..209С. 

Rf =0,12 (система Б).  

 

 

Аминокислоталар менен 1-бензоил- 2,3- триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 тиң хлоридиниң (4)тәсилесиӯи .  

N-бензоиламинокислота синтези 

N-Бензоилглицин (17). 0,66г (2ммоль) N-бензоил-2,3-триметилен-3,4-

дигидрохиназолон-4 хлорид араласпасына в 5 мл қурғақ бензолды 

араластырылған жағдайда тамшылатып 0,15 г (1 ммоль) глицинди  5 мл 

бензолға қосамыз. Реакцион бирикпени үй шараятында 10 минут 

дауамында араластырылып, 10 мл суӯ қосамыз ҳәм 30 минут даӯамында 

араластырылады. Пайда болған шөкпени фильтрлеп үш мәрте суӯд шайқап 

кептиремиз. Шыққан 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолона-4 хлоргидрат 

өними 0,35 г (94%). N-бензоилглицин 0,31 г (88,5%) (17) Т.бал. 186-187С  

әдеб. мағлыӯмат, т.бал. 187С. Rf =0,27 (система 1). 

 

N-Бензоил--аминомай кислота (19). 

0,660 г (2 ммоль) N-бензоил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

хлорид араласпасына в 5 мл қурғақ бензолды араластырылған жағдайда 

тамшылатып 0,203г (1ммоль)  -аминомай кислотаны 5 мл бензолға 

қосамыз. Реакцион бирикпени үй шараятында 10 минут дауамында 

араластырылып, 10 мл суӯ қосамыз ҳәм 30 минут даӯамында 

араластырылады. Пайда болған шөкпени фильтрлеп үш мәрте суӯда 

шайқап кептиремиз. Шыққан 2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолона-4 

хлоргидрат  өними 0,35 г (94%). N-бензоилглицин 0,48 г (77%) (19) Т.бал. 

145-146С  әдеб. мағлыӯмат, т.бал. 145С. Rf =0,42 (система 2). 

 

N-Бензоил--аланин.(21) 
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 0,66 г (2 ммоль) N-бензоил-2,3-триметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

хлорид араласпасына в 5 мл қурғақ бензолды араластырылған жағдайда 

тамшылатып 0,18г (1 ммоль)  -аланин 5 мл бензолға қосамыз. Реакцион 

бирикпени үй шараятында 10 минут даӯамында араластырылып, 10 мл суӯ 

қосамыз ҳәм 30 минут даӯамында араластырылады. Пайда болған шөкпени 

фильтрлеп үш мәрте суӯда шайқап кептиремиз. Шыққан 2,3-триметилен-

3,4-дигидрохиназолона-4 хлоргидрат (8) өними 0,35 г (94%). N-бензоил--

аланин  88,5%, (19) Т.бал. 118-119С  әдеб. мағлыӯмат, т.бал. 120С. Rf 

=0,35 (система 2). 

 

N-бензоил -2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4  

хлоридиниң (5)  аминокислоталар  менен реакциясы 

N-Бензоилглицин (17). 

0,68мг (2 ммоль) N-бензоил-2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

хлорид араласпасына в 5 мл қурғақ бензолды араластырылған жағдайда 

тамшылатып 0,15 г (1 ммоль) глицинди  5 мл бензолға қосамыз. Реакцион 

бирикпени үй шараятында 10 минут дауамында араластырылып, 10 мл суӯ 

қосамыз ҳәм 30 минут даӯамында араластырылады. Пайда болған шөкпени 

фильтрлеп үш мәрте суӯд шайқап кептиремиз. Шыққан 2,3-триметилен-

3,4-дигидрохиназолона-4 хлоргидрат өними 0,35 г (94%). N-бензоилглицин 

88%, Т.бал. 118-119С  әдеб. мағлыӯмат, т.бал. 120С. Rf =0,35 (система 2). 

N-Бензоил--аминомай кислота (19). 

0,34 г  (1 ммоль)  N-бензоил-2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

хлорид араласпасына в 5 мл қурғақ бензолды араластырылған жағдайда 

тамшылатып  0,1 г -аминомай кислотаны 5 мл бензолға қосамыз. Реакцион 

бирикпени үй шараятында 10 минут дауамында араластырылып, 10 мл суӯ 

қосамыз ҳәм 30 минут даӯамында араластырылады. Пайда болған шөкпени 

фильтрлеп үш мәрте суӯда шайқап кептиремиз. Шыққан 2,3-триметилен-

3,4-дигидрохиназолона-4 хлоргидрат  өними 0,19 г (95%).  
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N-бензоилглицин 0,18 г (87%.)  Т.бал. 145-146С  әдеб. мағлыӯмат, 

т.бал. 145С. Rf =0,42 (система 2). 

 

 

N-Бензоил--аланин (21). 

1,0 г  (3 ммоль) N-бензоил-2,3-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

хлорид араласпасына в 10 мл қурғақ бензолды араластырылған жағдайда 

тамшылатып 0,18г (1 ммоль)  -аланин 5 мл бензолға қосамыз. Реакцион 

бирикпени үй шараятында 10 минут даӯамында араластырылып, 10 мл суӯ 

қосамыз ҳәм 30 минут даӯамында араластырылады. Пайда болған шөкпени 

фильтрлеп үш мәрте суӯда шайқап кептиремиз. Шыққан 2,3-триметилен-

3,4-дигидрохиназолона-4 хлоргидрат өними 0,55 г (91%). N-бензоил--

аланин 0,45мг (90%), Т.бал. 118-119С  әдеб. мағлыӯмат, т.бал. 120С. Rf 

=0,35 (система 2). 
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ЖУӮМАКЛАӮ 

 2,3-Три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 лердиң  

кислота галогенангидридлери менен тасирлесиӯинен дузларды синтез 

қылып алынды. 

 1-ацил(ароил)-2,3-три-,-тетраметилен-3,4-дигидрохиназолон-4 

дузларын N-ацилалкалоидын ҳәм N-бензоиламинокислоталар алыӯ ушын 

нәтийжели ациллеӯши агентлер екенлиги табылған.  

 Ислеп шығылған N-ациллеӯ  усылын  кем муғдардағы NH 

группасы сақлаӯшы  бирикпелерде пайдаланыӯ мумкинлиги табылды.  
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