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Тетразоло[1,5-с]хіназоліни – цікаві з фармакологічної точки зору 

гетероцикли, які за рахунок наявності у своїй структурі «фармакофорних» 

тетразольного та бензпіримідинового фрагментів, проявляють різносторонню 

біологічну активність (актопротекторна, антигіпоксична, протизапальна, 

протимікробна, протигрибкова, антирадикальна тощо). Методи їх синтезу відомі 

та зводяться до взаємодії 2-(1H-тетразоло-5-іл)анілінів (2) з різноманітними 

електрофільними реагентами. Зазначеними підходами нами синтезовано цілі 

ряди 5-заміщених тетразоло[1,5-c]хіназолінів, у тому числі тетразоло[1,5-

с]хіназолін-5(6Н)-он (3) та його N-похідні (4). Для розширення комбінаторної 

бібліотеки та синтетичних можливостей зазначеного гетероциклу з врахуванням 

методів їх формування, цікаво було одержати N-заміщені 2-(1H-тетразоло-5-

іл)аніліни (5). Останні, як NCCCN-бінуклеофіли у реакціях [5+1]-

циклоконденсації з карбонілвмісними сполуками можуть бути використані для 

формування маловідомих 5,6-дизаміщених 5,6-дигідротетразоло[1,5-

c]хіназолінів. 

 
Встановлено, що аніліни 5 утворюються як результат нуклеофільного 

розщеплення піримідинового циклу N-заміщених тетразоло[1,5-с]хіназолін-

5(6Н)-онів (4). Модифікація синтетичного протоколу показала, що більш кращим 

нуклеофільним реагентом є водний розчин хлористоводневої кислоти. У даному 

випадку реакція реалізується регіоселективно та з більш високими виходами. 

Будова сполук 5 була підтверджена комплексом фізико-хімічних методів. 

Наприклад, 1H ЯМР-спектри показали наявність характерних зсувів сигналів 

протонів NH-групи заміщеного аніліну та тетразольного циклу. Синтезовані 

сполуки планується дослідити на антирадикальну, протизапальну, 

протимікробну активності. 
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