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MỞ ĐẦU 

Công nghệ tổng hợp hữu cơ phát triển nhanh chóng trong những năm gần 

đây, đặc biệt là lĩnh vực tổng hợp các hợp chất mới, xúc tác hữu cơ, vật liệu hữu 

cơ, nghiên cứu cấu trúc và hoạt tính sinh học...Trong số đó các phƣơng pháp 

tổng hợp mới luôn là mục tiêu để tìm hiểu và khám phá của các nhà khoa học. 

Việc tổng hợp các hợp chất dị vòng mới, đặc biệt là các hợp chất dị vòng chứa 

Nitơ đƣợc các nhà hóa học trong và ngoài nƣớc nghiên cứu rất sôi nổi. Trong số 

đó có quinolin và đặc biệt là benzoxazepin và các dẫn xuất của chúng. 

Dẫn xuất 1,4(1,5)-Oxa(thia)zepin có hoạt tính sinh học mạnh và đƣợc 

nghiên cứu rộng rãi. Đặc biệt, 10-[3-(dimethylamino)propyl]-2-nitrodiben- 

zo[b,f][1,4]oxazepin-11(10H)-1 (Tên thƣơng mại là Sintamil) có hiệu quả 

chống trầm cảm .D-cis-3-acetoxy-2,3-dihydro-5-[2-(dimethylamino)-ethyl]-2-

(2-methoxyphenyl)-1,5-benzothiazepin-4(5H)- onehydrochlorid (Tên thƣơng 

mại là Dilthiazem) là một loại benzothiazepin chứa chất chống loạn nhịp và hạ 

huyết áp . Quinin (chống sốt rét), Sopcain (thuốc gây mê), plasmoxin và 

acrikhin (chống sốt rét)[7], Các loại thuốc chứa dẫn xuất 

Piperazinyldibenzo[b,f][1,4]oxa(thia)zepinecó hiệu quả trong điều trị tâm lý 

rối loạn thần kinh nhƣ rối loạn tâm thần, trầm cảm và tâm thần phân liệt. Không 

giống nhƣ các loại thuốc truyền thống đƣợc sử dụng,các hợp chất trên hiếm khi 

gây ra tác dụng phụ và có hiệu quả hơn trong điều trị.  
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Chính những đặc tính có lợi đó nên hiện nay việc nghiên cứu, tổng hợp các 

dẫn xuất của quinolin, benzoxazepin, benzothiazepin, benzodiazepin đang là 

hƣớng đi mới của các nhà khoa học trong và ngoài nƣớc. Chính vì vậy chúng tôi 

chọn đề tài “  Tổng hợp và xác định cấu trúc một số quinolino[4,5-b,c] 

[1,5]benzoxazepin từ các dẫn xuất của Anilin” nhằm nghiên cứu tổng hợp 

một số dẫn xuất của quinolin và đặc biệt là hệ vòng ngƣng tụ quinolino 4,5-

b,c 1,5  benzoxazepin. Mục đích chính của luận văn  làtổng hợp đƣợc một số 

dẫn xuất  N-axyl của quinolino [4,5 – b,c] [1,5] benzoxazepin từ các dẫn xuất 

của anilin. Dùng các phƣơng pháp vật lí hiện đại để nghiên cứu cấu trúc của sản 

phẩm. 
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NỘI DUNG 

CHƢƠNG 1: TỔNG QUAN 

1.1 Quinolin 

1.1.1 Giới thiệu về quinolin 

Quinolin có nhiều trong thành phần của nhựa than đá. Tuy nhiên, những dẫn 

xuất của chúng có trong cây cỏ lại là những ankaloit quan trọng. Các hợp chất 

chứa nhân quinoline đƣợc sử dụng rộng rãi trong công nghiệp dƣợc phẩm nhƣ là 

chloroquine, acrikhin và  plasmoxin (đều làm thuốc chống sốt rét). 

Ciprofloxacin sử dụng nhƣ thuốc kháng sinh, sopcain là chất gây mê thuộc loại 

mạnh nhất.: 

N

N

HN

Me

(CH2)3NEt2

Cl

Chloroquine

HN

N

F

O

CO2H

Cprofloxacin

NO

COOH

COOH
O

NH
HOOC

methoxatin

  

OC H3

HN C H( CH 2)3N(C 2H5)2

C H3

N
.2HCl .2H2O

Acrikhin

N

N-CH(CH2)3N(C2H5)2

CH3

. C23H16O6

plasmoxin

N O(CH2)3CH3

CHONH(CH2)2N(C2H5)2

. HCl

sopcain  

 

Ngoài ra một số dẫn xuất của 4-aminoquinolin có hoạt tính giảm đau, hạ sốt, 

kháng viêm, hạ huyết áp nhƣ 4-amino-6,7-dimetoxiquinolin (amquinsin) và sản 

phẩm ngƣng tụ với veratranđehit (leniquinsin) là những tác nhân làm giảm huyết 

áp: 

NCH3O

CH3O

NH2

NCH3O

CH3O

N=CH

OCH3

OCH3

Amquinsin Leniquinsin  
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Cyanin là một nhóm phẩm nhuộm quan trọng dùng trong kĩ thuật ảnh màu, vì 

chúng chứa cấu trúc có khả năng hấp thụ ánh sáng ở vùng khả kiến và hồng 

ngoại. Hai chất tiêu biểu là cyanin và pinacynol: 

NC2H5 CH N C2H5

I

Cyanin

N

C2H5

N

C2H5

I

Pinacinol
 

Các hợp chất chứa nhân quinolin đƣợc sử dụng rộng rãi trong công nghiệp 

dƣợc phẩm. Ancaloit tiêu biểu của loại quinolin là quinin. Quinin đƣợc tách từ 

vỏ cây canh kina (Cinchona), có tác dụng chống sốt rét.[3] 

Trong vỏ rễ cây Cinchona có hàng chục ankaloit, trong đó có hai cặp đối 

quang đáng chú ý là cặp cinconin/ cinconiđin và cặp quinin/quiniđin [4]: 

R= OCH3, (8R, 9S); Quinidin

8R,9S); CinconinR = H, (

R= OCH3, (8S, 9R); Quinin

8S,9R); CinconidinR = H, (

(S)
(R)

4
,

9

8

7
4

1

N

N

H

R
H

HO

H

(R)
(S)

4
,

9

8

7
4

1

N

HO

H N

H

H
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Ngƣời ta biết dùng chế phẩm này từ đầu thế kỉ XVII, nhƣng phải hơn 100 

năm sau (1944) Woodward mới tổng hợp toàn phần. 

Các dẫn xuất của 8-hiđroxiquinolin thƣờng có biểu hiện hoạt tính sinh học 

khác nhau, đặc biệt là hoạt tính diệt khuẩn, diệt nấm. Đó là các phức selat của 8-

hiđroxiquinolin, các dẫn xuất halogen và nhiều dẫn xuất khác. Thí dụ: 

N

COOCH3

Br

Cl

N

OH

I

Cl

N

OH

COCH3  


