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Хинолиновый фрагмент присутствует во многих 

классах биологически активных гетероциклов, неко-

торые из которых были клинически использoваны в 

качестве противоопухолевых, противогрибковых, 

антибактериальных и антипротозойных лекарств, а 

также антинеопластов [1–3]. Разработка лекарств – 

достаточно сложная задача, к которой до сих пор 

не хватает подходов и, с точки зрения фармацев-

тической химии, исследования в сфере синтеза 

новых активных соединений все еще актуальны. 

Хинолин и его производные всегда привлекали 

внимание как синтетиков, так и биохимиков, из-за 

разнообразия химических и фармакологических 

свойств. Производные хинолина, распряженные с 

различными гетероциклами, проявляют сильные 

антимикобактериальные, противомикробные, про-

тивогрибковые, противовоспалительные, противо-

малярийные свойства [4–10], а так же противо-

опухолевые действия, нацеленные на различные 

виды опухолей, такие как топоизомераза I, 

теломераза, фарназилтрансфераза [11–14]. 

Принимая во внимание вышесказанное, в 

настоящей работе мы синтезировали новые 

производные триазола, тиодиазола, оксадиазола и 

производные основания Шиффа на базе 4-гидрокси-

2-метилхинолин-6-карбогидразида. 

В продолжении синтеза биологически активных 

веществ [15] и для синтеза целевых гетарил-

хинолинов [16] проведена реакция этил 4-гидрокси-

2-метилхинолин-6-карбоксилат 1 с гидразин 

гидратом. Получены 4-гидрокси-2-метилхинолин-6-

карбогидразид 2, которые были использованы как 

основные исходные вещества для синтеза пере-

численных гетарилхинолинов. Реакция исходного 

гидразид 2 с фенилизотио-цианатом при кипячении 

в этаноле в соотношении 1:1 приводит к 

получению 2-(4-гидрокси-2-метил-хинолин-6-

карбонил)-N-фенилгидразинкарбо-тиоамиду 3. 

Учитывая функциональные возможности 

полученных фенилгидразинокарботиоамида 3, и с 

целью получения новых типов триазола и тио-

диазола, изучена внутримолекулярная циклизация 

фенилгидразинокарботиоамида 3 под действием 

5%-ного NaOH и конц. H2SO4. В результате 

получены 5-(4-гидрокси-2-метилхинолин-6-ил)-4-

фенил-1Н-1,2,4-триазоло-3(2Н)-тион 4 и 2-метил-6-

[(5-фениламино)-1,3,4-тиодиазол-2-ил]хинолин-4-

ол 5 соответственно. 
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Нами была изучена гетероциклизация карбо-

гидразида 2 с сероуглеродом в присутствии KOH в 

этаноле с замыканием оксадиазолинового циклa с 

образованием 2-метил-6-(5-меркапто-1,3,4-оксадиа-

зол-2-ил)хинолин-4-ола 6. Кроме того, взаимодейст-

вием 2 с замещенными бензальдегидами в этаноле, 

пoлучены N'-(замещенные бензилиден)-4-гидрокси-

2-метилхинолин-6-карбогидразиды 7а–d (см. схему). 

Спектры ЯМР1Н регистрировали на приборе 

Varian Mercury-300 в ДМСО-d6–ССl4 (1:3). Ход 

реакции и чистоту полученных соединений 

контролировали методом ТСХ на пластинах Silufol 

UV-254 (проявитель – пары йода). 

4-Гидрокси-2-метилхинолин-6-карбогидразид 

(2). Смесь 2.31 г (10 ммоль) соединения 1, 30 мл 

этанола и 6 мл 85%-ного гидразин гидрата 

перемешивали при комнатной температуре 1 ч. 

Затем нагревали 0.5 ч 40°С и оставили на ночь. 

Образовавшийся осадок отфильтровывали и 

промывали этанолом и перекристаллизовывали из 

этанола. Выход 1.89 г (87%), т. пл. 320°C. Rf 0.47 

(этанол–толуол, 1:1). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.45 с 

(3H, CH3), 4.11 уш.с (2H, NH2), 5.95 уш.с. (1Hаром), 

7.50 д (1Hаром, J 8.7 Гц), 8.05 д.д (1Hаром, J1 8.7, J2 

1.9 Гц), 8.75 уш.д (1Hаром, J 2.0 Гц), 11.52 уш.с (1H) 

и 12.10 с (1H, NH и ОH). Найдено, %: C 60.75; H 

5.18; N 19.20. C11H11N3O2. Вычеслено, %: C 60.83; 

H 5.07; N 19.35. 

2-(4-Гидрокси-2-метилхинолин-6-карбонил)-

N-фенилгидразинкарботиоамид (3). Смесь 0.42 г 

(2 ммоль) соединения 2, 12 мл этанола и 0.27 г 

(0.25 мл, 2 ммоль) фенилизотиоцианата пере-

мешивали 5–6 ч при кипении. После охлаждения 

полученный осадок отфильтровывали, промывали 

этанолом и перекристаллизовывали из этанола. 

Выход 0.67 г (95%), т. пл. > 400°C. Rf 0.67 (этанол–

толуол, 1:1.5). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.38 уш.с 

(3H, CH3), 5.91 уш.с (1Hаром), 7.07–7.13 м (1Hаром), 

7.25–7.32 м (2Hаром), 7.50 д (1Hаром, J 8.7 Гц), 7.52–

7.57 м (2Hаром), 8.10 д.д (1Hаром, J1 8.7, J2 1.9 Гц), 8.74 

д (1Hаром, J 1.9 Гц), 9.48 ш. (1Н), 9.70 уш.с (1Н), 

10.59 уш.с (1Н), 11.52 ш.с (1Н 3NН и ОН). 

Найдено, %: C 61.53; H 4.39; N 16.11; S 9.16. 

C18H16N4O2S. Вычислено, %: C 61.36; H 4.54; N 

15.91; S 9.09. 

5-(4-Гидрокси-2-метилхинолин-6-ил)-4-фе-

нил-1Н-1,2,4-триазоло-3(2Н)-тион (4). К 0.352 г    

(1 ммоль) соединения 3 прибавляли 15 мл 5%-ного 

раствора NaOH и кипятили 3.5 ч при 

перемешивании. Затем прибавляли 50 мл воды, 
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oтфильтровали, фильтрат подкисляли до pH ~ 4. 

Образовавшийся осадок отфильтровывали и 

промывали водой. Выход 0.32 г (95.8 %), т. пл. 351–

352°C. Rf 0.65 (этанол–толуол, 1:2). Спектр ЯМР 
1Н, δ, м.д.: 2.36 д (3H, CH3, J 0.5 Гц), 5.94 кв 

(1Hаром, J 0.5 Гц), 7.29–7.35 м (1Hаром), 7.42–7.44 м 

(4Hаром), 7.47–7.52 м (3Hаром), 8.03 уш.с (1Hаром), 

11.89 ш. (1H) и 14.00 с (1H, NH и OH). Найдено, %: 

C 64.48; H 4.31; N 16.60; S 9.44. C18H14N4OS. 

Вычислено, %: C 64.67; H 4.19; N 16.77; S 9.58. 

2-Mетил-6-[(5-фениламино)-1,3,4-тиодиазол-2-

ил]хинолин-4-ол (5). К 0.352 г (1 ммоль) 

соединения 3 прибавляли 4 мл конц. H2SO4 и при 

комнатной температуре оставляли 3 ч. Затем 

прибавляли 40 г толченого льда, образовавшийся 

осадок отфильтровывали и промывали водой. 

Выход 0.31 г (93 %), т. пл. > 380°C. Rf 0.68 (этанол–

толуол, 1:2). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.64 с (3H, 

CH3), 6.74 с (1Hаром), 7.04 т.т (1Hаром, J 7.3, 1.0 Гц), 

7.34–7.41 м (2Hаром), 7.64–7.68 м (2Hаром), 7.94 д 

(1Hаром, J 8.8 Гц), 8.40 д.д (1Hаром, J 8.8, 2.0 Гц), 8.45 

д (1Hаром, J 2.0 Гц), 10.60 ш.с (1H) и 13.75 ш.с (1H, 

NH и OH). Найдено, %: C 64.80; H 4.36; N 16.65; S 

9.40. C18H14N4OS. Вычислено, %: C 64.67; H 4.19; N 

16.77; S 9.58. 

2-Mетил-6-(5-меркапто-1,3,4-оксадиазол-2-ил)-

хинолин-4-ол (6). Смесь 0.217 г (1 ммоль) 

соединения 2, 20 мл этанола, 0.8 мл CS2 переме-

шивали при комнатной температуре 30 мин., затем 

прибавили 0.014 г (2.5 ммоль) KOH и перемеши-

вали при комнатной температуре 30 мин., затем 

кипятили 10 ч. После охлаждения прибавляли 20 мл 

воды, отфильтровали, фильтрат подкисляли до     

pH ~ 4.0. Образовавшийся осадок отфильтровы-

вали, промывали водой и перекристаллизовывали 

из этанола. Выход 0.23 г (88.8%), т. пл. 230–231°C. 

Rf 0.43 (этанол–толуол, 1:3). Спектр ЯМР 1Н, δ, 

м.д.: 2.37 с (3H, CH3), 6.01 с (1Hаром), 7.66 д (1Hаром, 

J 8.4 Гц), 8.04 д.д (1Hаром, J 8.4, 2.1 Гц), 8.46 д 

(1Hаром, J 2.1 Гц), 11.91 ш.с (1H) и 13.68 ш.с (1H, 

OH и SH). Найдено, %: C 55.45; H 3.58; N 16.38; S 

12.19. C12H9N3O2S. Вычислено, %: C 55.60; H 3.47; 

N 16.22; S 12.35. 

Соединения (7а–d). Смесь 0.217 г (1 ммоль) 

соединения 2, 15 мл этанола и 1 ммоль 

замещенные бензальдегиды (орто-, мета-, пара-

гидроксибензальдегид и пара-диметиламино-

бензальдегид) кипятили 6–7 ч при перемешивании. 

После охлаждения полученный осадок отфильт-

ровывали и перекристаллизовывали из этанола. 

N'-[(2-гидроксибензилиден)-4-гидрокси-2-

метилхинолин-6-карбогидразид (7а). Выход 0.29 г 

(90%), т. пл. 365°C. Rf 0.68 (этанол–толуол, 1:2.5). 

Найдено, %: C 67.10; H 4.79; N 13.23. C18H15N3O3. 

Вычислено, %: C 67.29; H 4.67; N 13.08. 

N'-[(3-гидроксибензилиден)-4-гидрокси-2-

метилхинолин-6-карбогидразид (7b). Выход 0.31 г 

(97%), т. пл. 358°C. Rf 0.63 (этанол–толуол, 1:2.5). 

Найдено, %: C 67.12; H 4.76; N 13.11. C18H15N3O3. 

Вычислено, %: C 67.29; H 4.67; N 13.08. 

N'-[(4-гидроксибензилиден)-4-гидрокси-2-

метилхинолин]6-карбогидразид (7c). Выход 0.28 г 

(87%), т. пл. 375°C. Rf 0.57 (этанол–толуол, 1:3). 

Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д. 2.38 д (3H, J 0.5 Гц, CH3), 

5.91 кв (1H, J 0.5 Гц), 6.76–6.81 м (2Hаром), 7.50–

7.57 м (3Hаром), 8.09 уш.д (1Hаром, J 8.7 Гц), 8.39 с 

(1H, =CH), 8.67 уш.с (1Hаром), 9.56 с (1H), 11.55 

уш.с (1H), и 11.69 с (1H, NH и 2OH). Найдено, %: C 

67.11; H 4.77; N 13.15. C18H15N3O3. Вычислено, %: 

C 67.29; H 4.67; N 13.08. 

N'-[(4-диметиламинобензилиден)-4-гидрокси-

2-метилхинолин]6-карбогидразид (7c). Выход 

0.34 г (98%), т. пл. 370°C. Rf 0.49 (этанол–толуол, 

1:3). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д. 2.45 уш.с (3H, CH3), 

3.03 с (6H, NCH3), 6.10 уш.с (1Hаром), 6.67–6.73 м 

(2Hаром), 7.52–7.58 м (2Hаром), 7.63 уш.д (1Hаром, J 

8.7 Гц), 8.15 д.д (1Hаром, J1 8.7, J2 2.1 Гц), 8.36 уш.с 

(1Hаром), 8.70 уш.д (1Hаром, J 2.1 Гц), 11.64 уш.с 

(1H), и 12.10 ш. (1H, NH и OH). Найдено, %: C 

68.71; H 5.87; N 16.15. C20H20N4O2. Вычислено, %: 

C 68.96; H 5.75; N 16.09. 
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The quinoline substituted 6-carbohydrazide was synthesized by the interaction of ethyl 4-hydroxy-2-

methylquinoline-6-carboxylate with hydrazinehydrate. The reaction of the carbohydrazide with phenylisothio­

cyanate yields phenylhydrazynocarbotioamide. Intramolecular cyclization of phenylhydrazino­carbotioamide in 

alkaline and acidic media afforded quinolyl-substituted triazole and thiadiazole. The interaction of 6-

carbohydrazide with carbon disulfide in an alkaline media yielded a quinolyl substituted 1,3,4-oxadiazole and 

the interaction same 6-carbohydrazide with substituted benzaldehydes were obtained N'-(substituted 

benzylidenequinoline)-6-carbohydrazides. 

Keywords: quinoline, carbotioamide hydrazinehydrate, phenylisothio­cyanate, phenylhydrazynocarbotioamide, 

triazole, thiadiazol, carbon disulfide, oxadiazole, Schiff base 


