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В качестве исходного блока применен 
1Н-гидроксиметилен-1,2,4-триазол (5). Который 
получен реакцией сплавления 1,2,4-триазола и 
параформальдегида, с добавлением в качестве 
катализатора триэтиламина. Далее с получен-
ным соединением (5) проводили реакцию кон-
денсации с некоторыми производными анилина, 
такими как анилин (6), пара-аминофенол (7), па-
ра-фенилендиамин (8) и пара-аминобензойная 
кислота, в которой предварительно защитили 
карбоксильную группу (9) (Рис. 2). В этих реак-
циях в качестве осушающего агента применили 
безводный сульфат магния. В качестве раство-
рителя для субстратов (6–8) применили безво-
дный ацетонитрил, а для субстрата (9) толуол. 
Данную реакцию проводят при нагревании, так 
как наличие акцепторной карбоксильной груп-
пы замедляет реакцию конденсации.

В случае соединения (10), метильную защи-

ту карбоксильной группы снимали методом ще-
лочного гидролиза (Рис. 3). Затем, к полученной 
натриевой соли соединения (4), добавили не-
большое количество воды и катионообменную 
смолу, до нейтральной реакции, после чего от-
фильтровывали смолу и испаряли воду.

Таким образом, в этой работе были получи-
ли новые битопные лиганды (1–4) (Рис. 1). Дан-
ные структуры были доказаны методами ЯМР 
1H, 13C и ИК-спектроскопии.
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Было показано [1], что оксим 11H-инде-
но[1,2-b]хиноксалин-11-она (IQ-1,схема 1) и его 
натриевая соль (IQ-1S, схема 1) являются эф-
фективными и специфическими ингибиторами 
семейства ферментов C-Jun N-терминальных 
киназ (JNK) и могут рассматриваться как базо-
вые соединения для разработки противовоспа-

Рис. 2.  Общая схема синтеза лигандов производных бис((1Н-триазол-1-ил)метил)анилина

Рис. 3.  Схема снятия метильной защиты

Схема 1. 
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лительных препаратов.
Целью нашего исследования является раз-

работка подходов к синтезу новых производных 
11H-индено[1,2-b]-хиноксалина c выраженной 
биологической активностью.

Аналоги IQ-1 были получены путем моди-
фикации оксимного фрагмента, поскольку ок-
симная группа легко вступает в реакции алкили-
рования и ацилирования. 

Первым этапом нашего исследования было 
получение 11H-индено [1,2-b] хиноксалин-11-о-
на (3) [2], вторым – получение 11H-индено [1,2-
b] хиноксалин-11-он оксима (4) [3].

Производные оксима 11H-индено [1,2-b] 
хиноксалин-11-она были синтезированы путем 
кипячения смеси оксима 11H-индено [1,2-b] хи-
ноксалин-11-она и галогенпроизводного (5) с ис-
пользованием этанола в качестве растворителя. 
Реакции проходили при температуре 80–85 °С 
в течение 16 ч. в основной среде (схема 3). Ал-
килирующие агенты и выходы продуктов пред-
ставлены в таблице 1.

Нами выполнен синтез ранее неизвестных 
производных оксима 11H-индено[1,2-b]хинокса-
лин-11-она путем О-алкилирования 3-хлор-про-

панолом (5а), этиловым эфиром хлоруксусной 
кислоты (5b) , этиленхлогидрином (5c) и йод-
метаном (5d). Полученные неизвестные ранее 
продукты индентифицированы методом ЯМР 1H 
как соответствующие замещенные оксимы. По-
лученные соединения перспективны в качестве 
специфических ингибиторов JNK. Дальнейшее 
исследование будет направлено на расширение 
круга О-замещенных производных оксима. 
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Схема 2. 

Схема 3. 

Таблица 1.

Алкилирующий агент (5) Выход про-
дукта (6)

a 81,87 %

b 95 %

c 99 %

d 46 %


