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Синтетичний потенціал та біологічна дія 1(2)-аміно-9,10-
антрацендіонів і їх функціональних похідних

Систематизовані дані літературних джерел щодо методів структурної модифікації похідних 1(2)-аміно-
9,10-антрацендіонів алкільними, арильними, ацильними, сульфуро- та нітрогеновмісними ациклічними і 
гетероциклічними конденсованими та неконденсованими фрагментами, проаналізовані результати екс-
периментальних досліджень біологічної активності даного класу сполук. Висвітлені умови алкілювання 
та арилювання аміногрупи аміно-9,10-антрацендіонів. Проаналізовані методи ацилфункціоналізації аміно-
антрацендіонів та показано використання біфункціональних хлороангідридів в отриманні різноманітних 
ациклічних та гетероциклічних похідних. Розкрито синтетичний потенціал реакції дедіазонування в одер-
жанні широкого класу похідних. Велика увага приділена отриманню гетероциклічних анельованих (іміда-
зольних, оксазольних, тіазольних, азинових, фенотіазинових, піразольних, фенантролінових, хінолінових) 
та неанельованих (триазенових, фуранових, піранових, акридинових, тіофенових, пірольних, триазино-
вих, хіноксалінових, тіазольних) похідних. Окрім цього висвітлено модифікацію аміногрупи за допомогою 
арилізо(тіо)ціанатів та продемонстровано використання бензоїлізотіоціанатів у синтезі тіазольних, триазольних 
та тетразольних похідних. Показано, що сполуки розглянутого типу відзначаються різними типами біоло-
гічної активності. Зокрема, для них характерна протипухлинна, противірусна, антимікробна, протигрибко-
ва, антиоксидантна, антитромботична дія.
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The synthetic potential and the biological action of 1(2)-amino-9,10-anthracenediones and 
their functional derivatives 
The review has systematized the literature data of the structural modification methods for 1(2)-amino-9,10-

anthracenedione derivatives with alkyl, aryl, acyl, sulfur- and nitrogen-containing acyclic and heterocyclic con-
densed and non-condensing fragments; the results of the experimental studies of the biological activity of this 
class of compounds have been analyzed. The conditions of alkylation and arylation of the amino group of ami-
no-9,10-anthracenediones are presented. The methods of acylfunctionalization of aminoanthracenediones have 
been analyzed. The use of bifunctional chloroanhydrides in obtaining various acyclic and heterocyclic derivatives 
has been shown. The synthetic potential of the dediazonization reaction has been discovered in production of a 
wide class of derivatives. Much attention has been paid to production of heterocyclic annelated (imidazole, oxa-
zole, thiazole, azine, phenothiazine, pyrazole, phenanthroline, quinoline) and nonannelated (triazene, furane, 
pyridine, acridine, thiophene, pyrolytic, triazine, quinoxaline, thiazole) derivatives. In addition, the modification of 
the amino group has been clarified using aryliso(thio)cyanates, and the use of benzoyl isothiocyanates in the 
synthesis of thiazole, triazole and tetrazole derivatives has been demonstrated. The review shows that compounds 
of this type have different types of the biological activity. In particular, they are characterized by the antitumor, 
antiviral, antimicrobial, antifungal, antioxidant, antithrombotic activities.
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Синтетический потенциал и биологическое действие 1(2)-амино-9,10-антрацендионов 
и их функциональных производных 
Систематизированы данные литературных источников по методам структурной модификации про-

изводных 1(2)-амино-9,10-антрацендионов алкильными, арильными, ацильными, серо- и азотсодержа-
щими ациклическими и гетероциклическими конденсированными и неконденсированными фрагментами, 
проанализированы результаты экспериментальных исследований биологической активности данного 
класса соединений. Представлены условия алкилирования и арилирования аминогруппы амино-9,10-
антрацендионов. Проанализированы методы ацилфункционализации аминоантрацендионов и показано 
использование бифункциональных хлороангидридов в получении различных ациклических и гетероцикли-
ческих производных. Раскрыт синтетический потенциал реакции дедиазонирования в получении широкого 
класса производных. Большое внимание уделено получению гетероциклических анелированных (имидазоль-
ных, оксазольных, тиазольных, азиновых, фенотиазиновых, пиразольных, фенантролиновых, хинолино-
вых) и неаннелированных (триазеновых, фурановых, пирановых, акридиновых, тиофеновых, пирольных, 
триазиновых, хиноксалиновых, тиазольных) производных. Кроме того, высветлена модификация амино-
группы с помощью арилизо(тио)цианатов и продемонстрировано использование бензоилизотиоцианатов 
в синтезе тиазольных, триазольных и тетразольных производных. В обзоре показано, что соединения 
рассматриваемого типа характеризуются различными типами биологической активности. В частности, 
для них характерно противоопухолевое, противовирусное, антимикробное, противогрибковое, антиокси-
дантное, антитромботическое действие.

Ключевые слова: амино-9,10-антрацендионы; структурная модификация; биологическая активность
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На теперішній час одним із найважливіших зав- 
дань органічної хімії є синтез нових біологічно ак-
тивних сполук і дослідження взаємозв’язку їх бу-
дови, реакційної здатності та біологічної дії. Це 
викликано необхідністю створення нових ефек-
тивних лікарських препаратів. Перспективними 
в цьому плані є похідні 9,10-антрацендіону, які ха-
рактеризуються широким спектром цінних влас-
тивостей [1, 2], серед яких особлива роль належить 
амінозаміщеним 9,10-антрацендіонам. Аміно-9,10- 
антрацендіони, головним чином 1(2)-аміно- та 1,4 
(1,5)-діаміно-9,10-антрацендіони, є ключовими по-
передниками для практично усіх класів антрахі-
нонових барвників [1, 2] та знайшли своє засто- 
сування як біологічно активні сполуки [2]. Зав- 
дяки акцепторному впливу 9,10-антрацендіоно-
вого кільця їх амінопохідні є слабшими основами 
у порівнянні з ароматичними амінами. Для 1-аміно- 
9,10-антрацендіону і його 1-N-монозаміщених по-
хідних характерним є наявність сильного внут- 
рішньомолекулярного водневого зв’язку між ато-
мами гідрогену аміногрупи і оксигену карбоніль-
ної групи, що спричиняє знижену основність 1-   
аміно-9,10-антрацендіону в порівнянні з 2-аміно- 
9,10-антрацендіоном [3, 4].

Важливе значення має модифікація аміногру-
пи, що включає процеси алкілування, арилюван-
ня, ацилювання та гідроліз ациламіно-9,10-антра- 
цендіонів. Вибір методу одержання похідних амі- 
но-9,10-антрацендіонів залежить від положення 
і типу амінофункції, а також від природи вихід-
них реагентів. У більшості випадків присутність 
аміногрупи ускладнює введення інших замісни-
ків в ароматичне кільце. Визначення положення 
заміщення залежить від реакційних умов, типу і   
положення аміногрупи, а також вже наявного за-
місника у 9,10-антрацендіоновому ядрі.

Широкий спектр біологічної активності похід-
них аміноантрацендіонів вказує на актуальність 
пошуку нових субстанцій з корисною фармако-
логічною дією серед представників цього сімей-
ства органічних сполук. 
1. Структурна модифікація 1(2)-аміно-9,10-
антрацендіонів

1.1. Алкілування та арилювання аміно-9,10- 
антрацендіонів 

Синтез алкіламіно-9,10-антрацендіонів алкі-
луванням відповідних аміно-9,10-антрацендіонів 
зазвичай здійснюється за допомогою диметилсуль-
фату [5], алкілгалогенідів [5,6], естерів толуенсуль- 
фонової кислоти [7], алкоксидів фосфору та триал-
кілфосфітів [8]. Також описано метилювання амі- 
но-9,10-антрацендіонів метанолом у середовищі 
сульфатної кислоти [9]. При використанні аміно-
гідрокси- або діаміно-9,10-антрацендіонів процес 
алкілування приводить до суміші продуктів, які є 
цікавими для хімії барвників [10]. Взаємодія 2- 
аміно-9,10-антрацендіону з 1-хлоро-2,3-епоксипро- 
паном в ацетатній кислоті приводить до утворен-
ня 2-(3-хлоро-2-гідроксипропіламіно)-9,10-антра- 
цендіону [11].

У роботах [12, 13] було встановлено, що іон, 
генерований із 2-аміно-9,10-антрацендіону, при 
взаємодії із надлишком таких алкілгалогенідів як 
1-йодобутан, 1-бромогексадекан, бензилхлорид 
та метилйодид приводить до 2-діалкіламіно-9,10- 
антрацендіонів 2 з високими виходами (схема 1).

Взаємодія 2-аміно-9,10-антрацену з ацетофе-
ноном у діетиловому етері в присутності BF3 дає 
відповідну аміноалкільну похідну 9,10-антрацен-
діону [14]. 

Для одержання простих арил-9,10-антрацен- 
діонів (схема 2) використовувалась реакція ари-

Схема 1

Схема 2
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лювання аміно-9,10-антрацендіонів хлоробензе-
ном або хлоронафталеном. 1-Флуоро-2,4-динітро- 
бензен за рахунок наявності в його молекулі двох 
електронегативних груп реагує з 2-аміно-9,10-антра- 
цендіоном 1 із утворенням динітрофеніленаміно-
антрацендіону 3 [15].

Алкілування 1,4-діаміно-9,10-антрацендіону ал-
кілгалогенідами широко використовується в син-
тезі сполук із протипухлинною активністю, зокре- 
ма таких відомих препаратів як аметантрон, мі-
токсантрон, алкемікс, боноксантрон [16]. 

Арилювання виявилось ефективним для одер-
жання діантрацендіоноїламінів та споріднених спо-
лук, які класифікуються як терантриміди, наприк- 
лад, діантримід – 1,10-діантрацендіоноїламін [10]. 
Для цього аміно-9,10-антрацендіони вводились 
у реакцію із хлоро- або нітро-9,10-антрацендіо- 
нами [17] у таких висококиплячих розчинниках 
як нафтален або нітробензен у присутності купру-
му та його солей. Pd-Каталізованим арилюванням 
2-аміно-9,10-антрацендіону 1 бромбензеном у при-
сутності Pd(OAc)2 та (т-Bu)3P в киплячому толу-
ені (схема 3) отримали дифеніламінопохідну 4 [18].

1.2. Ацилювання аміно-9,10-антрацендіонів 
Ацилювання амінів належить до одного з най-

поширеніших методів їх структурної модифікації 
і широко використовується в органічному синте-
зі та медичній хімії. В процесах ацилфункціоналі- 
зації амінів найбільшого поширення набули ме-
тоди ацетилювання [19], трифлуороацетилюван- 
ня [20] та формілювання [21-23], в яких як ацилю-
ючі реагенти найчастіше використовуються від-
повідно ангідрид та хлороангідрид ацетатної кис-

лоти в присутності високотоксичних і недешевих 
каталізаторів [24-27], трифлуороацетатний ангід- 
рид та високоелектрофільні похідні трифлуоро-
ацетатної кислоти [28-31], а також комплекси фор-
міатної кислоти із карбодіімідами [32, 33] або кис- 
лотами Льюїса [34]. В останні роки предметом під-
вищеної уваги дослідників стали N-ациламіно-9,10- 
антрацендіони, що, зокрема, обумовлено іденти- 
фікацією 1-ацетаміно-9,10-антрацендіону як но-
вого метаболіту мутагенезу 1-аміноантрацену [35]. 
Досить важливим також є і використання 2-три- 
флуороацетамідо-9,10-антрацендіону в ролі се-
лективного колориметричного сенсора для ціа-
нід-аніону у водному середовищі [36]. Для син-
тезу вказаних N-ациламіно-9,10-антрацендіонів 
застосовують ацетатний [35, 37, 38] та трифлуо-
роацетатний [36] ангідриди, а також ацетилхло- 
рид [39].

У залежності від положення аміногрупи і при-
роди хлороангідриду діаміно-9,10-антрацендіони 
також можуть ацилюватись лише по одній аміно-
групі. Так, ацилювання 1,4-діаміно-9,10-антрацен- 
діону 5 (схема 4) бензоїлхлоридом з 90 %-вим ви-
ходом приводить до монозаміщеної ацильованої 
похідної 7, а у випадку 1,5-діаміно-9,10-антрацен- 
діону 6 з 60 %-вим виходом одержують моноацильо-
вану похідну 8 [10]. 

Автори роботи [40] запропонували підхід до 
синтезу низки N-ацильованих аміно-9,10-антра- 
хінонів, який ґрунтується на використанні нової 
ацилюючої системи – сильна органічна кислота-
тіоціанат амонію, що дозволило також одержати 
бісацильовані похідні. 

Схема 3

Схема 4
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Реакція ацилювання аміногрупи сполуки 1 та 
1-аміно-9,10-антрацендіону 9 різними хлороангід- 
ридами (схема 5) використана для синтезу різно-
манітних похідних із циклічними фрагментами 
10-21 [41-46].

Модифікація аміно-9,10-антрацендіонів функ-
ціоналізованими хлороангідридами дозволяє син-
тезувати нові поліфункціональні сполуки із антра- 
цендіоновим фрагментом [47] (див. п. 1.4). Зокре-
ма у роботі [48] наведений синтез похідних 23 з 
α-, β- та γ-амінокислотним фрагментами на осно-
ві 2-хлоро-N-(9,10-діоксо-9,10-дигідроантрацен-
1-іл)ацетаміду 22 (схема 6).

1.3. Дедіазоніювання аміно-9,10-антрацендіонів 
Оскільки реакція заміщення аміногрупи не ха-

рактерна для аміно-9,10-антрацендіонів, одним 
із важливих їх перетворень є діазотування в кис-
лому середовищі до відповідних солей діазонію, 

на основі яких отримані різноманітні типи похід-
них 24-30 (схема 7) [1]. Серед них на особливу ува-
гу заслуговують азопохідні 9,10-антрацендіону 27, 
які широко використовуються як барвники [10]. 
Разом з тим нещодавні дослідження показали, що 
реакція дедіазоніювання є привабливою для одер-
жання в умовах «зеленого» синтезу дитіокарба-
матів 29 [49] та гідразонів 30 [50]. 

1.4. Модифікація аміно-9,10-антрацендіонів 
гетероциклічними конденсованими та неконден-
сованими фрагментами

9,10-Антрацендіонові структури з гетероцик- 
лічними конденсованими кільцями є важливими 
компонентами багатьох пігментів, а також дис-
персних і кубових барвників. Фталоїлкарбазоли, 
особливо такі антримідкарбазоли як 31, на тепе-
рішній час є практично важливим типом сполук 
[10]. Інші гетероциклічні системи також знайшли 

Схема 5

Схема 6
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промислове використання, зокрема, імідазольні, 
оксазольні та тіазольні похідні 32; фталоїлакри-
дини 33; азинові похідні 9,10-антрацендіону (ін-
датрон 34) [10] (схема 8).

9,10-Антрацендіони з конденсованими іміда-
зольними 36 [51], оксазольними 37 [52] або тіа-
зольними 38 [53] ядрами одержують внутрішньо- 
молекулярною циклізацією 2-ароїламіно-9,10-антра- 
цендіонів 35, які додатково містять аміно-, гід-
рокси- або меркаптогрупи у положеннях 1 або 3 
(схема 9). 

Оксазольні 37 та тіазольні 38 похідні 9,10-ан-
трацендіону одержують також із 2-гідрокси(2-га- 
логено)-3-аміно-9,10-антрацендіонів і 1-нітро(1- 

аміно)-9,10-антрацендіон-2-карбонових кислот або 
1-аміно-4-нітро-9,10-антрацендіон-2-карбоно- 
вої кислоти [54].

У той час як похідні оксазолу добувають пря-
мим ацилюванням 3-аміно-2-гідрокси-9,10-антра- 
цендіону з подальшим формуванням гетероциклу 
у присутності сульфатної кислоти [55], синтез тіа-
золів відбувається через стадію ацилювання 2- 
аміно-3-хлоро-9,10-антрацендіону і подальшого 
заміщення атома хлору на меркаптогрупу суль-
фідом натрію з одночасним відновленням аміно-
групи у положенні 1 [10]. 

Із 1-ариламіно-9,10-антрацендіонів 39 прости- 
ми перетвореннями також можна одержати кое-

Схема 7

Схема 8



Žurnal organìčnoï ta farmacevtičnoï hìmìï. – 2017. – Vol. 15, Iss. 2 (58)

8

ISSN 2308-8303 (Print) ISSN 2518-1548 (Online)

рамідонові 40 або карбазольні 41 системи (схе-
ма 10) [56].

3,4-Фталоїлакридон 44 отримують із 1-арил- 
аміно-о-карбонових кислот 42 або 43 в умовах кис-
лотно-каталізованої циклізації, використовуючи 
сульфатну кислоту, олеум, хлоро- або флуоросуль-
фонову кислоту, поліфосфатну кислоту, AlCl3 та у 
деяких випадках фосген, ацетилхлорид, оксихло-
рид фосфору (схема 11) [57].

9,10-Антрацендіонові похідні з феназиновим 
фрагментом – індатрони 46 добувають димери-
зацією аміно-9,10-антрацендіонів 1, 9 в умовах луж-
ного сплавляння [58] або конденсацією 1-аміно-  
2-галогено-9,10-антрацендіонів 45 у висококипля-
чих розчинниках у присутності купруму або його 
солей (схема 12) [59].

1-Ацетиламіно-9,10-антрацендіон 47 зазвичай 
перетворюють на антрапіридон 48 при взаємодії 

Схема 9

Схема 10

Схема 11

Схема 12
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з лужними реагентами [60] або при нагріванні [61], 
яке супроводжується дегідратацією (схема 13).

Ацетилювання і подальше замикання кільця 
також можуть бути проведені шляхом нагріван-
ня аміно-9,10-антрацендіонів із ацетангідридом 
у присутності ацетатів лужних металів [62]. 

Автори [63] описали піразольні похідні 50 та 
51 на основі аміно-9,10-антрацендіонів типу 49 
(схема 14).

У роботі [64] показано, що при взаємодії 1-амі- 
но-9,10-антрацендіону 1 з формальдегідом відбу-
вається утворення іміну, який при подальшій цик- 
лізації з циклопентадієном дає продукт приєднан-
ня 52 (схема 15). 2-Аміно-, 1,4-діаміно- та 1,5-ді- 
аміно-9,10-антрацендіони в аналогічних умовах 

утворюють відповідні продукти циклоприєднан-
ня, а заміна циклопентадієну на стирен приводить 
до фенантролінової похідної 53 (схема 15).

У вказаній праці [64] також наводиться син-
тез поліциклічної 9,10-антрацендіонової похідної 
54 за допомогою реакції аза-Дільса-Альдера 1-амі- 
но-9,10-антрацендіону 1 із формальдегідом і 1-фе-
нілциклогексаноном (схема 16). 

Використання 3,7-диметил-6-октеналю або О- 
заміщених саліцилових альдегідів при наявнос-
ті як каталізатора трифенілфосфонійперхлорату 
(20 % Моль) приводить до хінолінової похідної 
55 [65] (схема 17).

Модифікація аміногрупи 9,10-антрацендіонів 
гетероциклічними фрагментами, неконденсова-

Схема 13

Схема 14

Схема 15
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ними з 9,10-антрацендіоновим кільцем, у першу 
чергу, представлена триазеніламіно-9,10-антра- 
цендіонами [66]. Проте заслуговують на увагу й 
інші гетроциклічні похідні. Взаємодія іміну, одер-
жаного in situ з саліцилового альдегіду і 1-аміно-
9,10-антрацендіону 1, з 2,3-дигідрофураном або 
3,4-дигідро-2Н-піраном у присутності каталітич-
ної кількості трифенілфосфонійперхлорату дає 
виключно цис-похідні фуро- 56 та пірано- 57 хро- 
меніламіно-9,10-антрацендіонів з високими ви-
ходами [65] (схема 18).

У дисертаційному дослідженні [65] встанов-
лено, що при наявності таких електроноакцептор-
них замісників як Cl, Br та NO2 відбувається змі-
на механізму циклізації з типу Дільса-Альдера до 
єнового типу. Так, при реакції 1-аміно-9,10-антра- 

цендіону 1 із О-заміщеними саліциловими альде-
гідами у присутності PPh3·HClO4 при короткотер-
міновому нагріванні з невисокими виходами утво-
рюються продукти єнової структури 58-60 (схема 19). 

9-Хлороакридин та 3,9-дихлоро-7-метокси-1,4- 
дигідроакридин при взаємодії з 2-аміно-9,10-антра- 
цендіоном 9 в ДМФА утворюють 2-(акридин-9-іл- 
аміно)-9,10-антрацендіон 61 та 2-(3-хлоро-7-ме- 
токси-1,4-дигідроакридин-9-іламіно)-9,10-антра- 
цендіон 62 [67, 68] (схема 20).

У роботі [69] описано синтез бензотіофенової 
похідної 63 на основі 1-аміно-9,10-антрацендіону 
1 в умовах реакції Сузукі-Міяура (схема 21).

Внутрішньомолекулярна імінореакція Дільса- 
Альдера [70] була вдало використана для отри-
мання амінобензопіранової похідної 64 (схема 22). 

Схема 16

Схема 17

Схема 18
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Реакція Пааля-Кнорра 1-аміно-9,10-антрацен- 
діону 1 з 1,5-ди(тіофен-2-іл)пентан-1,5-діоном ви-
явилась успішною для введення у структуру субстра-
ту дитіофенпірольної похідної 65 [71] (схема 23).

Китайські дослідники здійснили модифікацію 
9,10-антрацендіонового ядра індазолоновим фраг-
ментом 66 [72] (схема 24).

У роботі [73] описано синтез діетил-1-(9,10-ді- 
оксо-9,10-дигідроантрацен-1-іл)-3-етокси-5- 
оксо-2,5-дигідро-1Н-пірол-2,4-дикарбоксилату 67 
(схема 25).

Колектив вітчизняних дослідників [74] запро-
понував спосіб одержання (1H-пірол-1-іл)антра- 
цен-9,10-діонів 68, 69 в умовах йодокаталізованої 
реакції Клаусона-Кааса (схема 26).

Чеські дослідники [75] одержали 2-(9,10-антра- 
цендіон-1-іл)-3,5-діоксо-2,3,4,5-тетрагідро-l,2,4- 
триазин-6-карбонітрил 70 конденсацією 1-аміно-  
9,10-антрацендіону 1 з етил(2-ціаноацетил)кар-
баматом (схема 27).

Взаємодією 1-аміно-9,10-антрацендіону 1 з хін- 
оксалінхіноном [76] та хіназолоном [77] були син-
тезовані відповідні похідні 71 та 72 з 9,10-антра-
цендіоновим фрагментом (схема 28).

Конденсація 2-аміно-9,10-антрацендіону 9 з 4,5- 
дихлоро-2,3-дитіазолію хлоридом у дихлороме-
тані при кімнатній температурі в присутності пі- 
ридину була застосована для одержання 1-[(4-хло- 
ро-5Н-1,2,3-дитіазол-5-іліден)аміно]антрацен-
9,10-діону 73 [3] (схема 29).

Циклоконденсація 2-аміно-9,10-антрацендіону 
9 з 1Н-індол-3-карбальдегідом у присутності мер-
каптоацетатної кислоти була використана для 
синтезу тіазолідинону 74, подальшою структур-
ною модифікацією якої були отримані похідні 75 
та 76 [78] (схема 30).

Автори роботи [79] дослідили купрум(І)-ката- 
лізовану «клік-реакцію» 1(2)-азидо-9,10-антрацен- 
діонів 77, 78 з фенілацетиленом, пропаргіловим 
спиртом, моноалкіловими естерами та диметило-

Схема 23

Схема 24

Схема 25
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вим естером ацетилендикарбонової кислоти з одер-
жанням низки нових 1,2,3-триазолільних похід-
них 9,10-антрацендіону 79 (схема 31).

Реакція 2-аміно-9,10-антрацендіону 9 з етил- 
хлороформіатом приводить до карбамату 80, який 
при взаємодії з гідразин-гідратом утворює семі-
карбазид 81. Циклоконденсація останнього з та- 
кими електрофілами як бензойна кислота, феніл- 
ізотіоціанат та дисульфіду сірковуглець приво-
дить до оксадіазолів 82, 84 та триазолу 83, від-

повідно. Оксадіазол 84 в умовах реакції Манніха 
з диметиламіном перетворений на похідну 85 
(схема 32) [47].

Взаємодія 2-аміно-9,10-антрацендіону 9 з хло-
роацетилхлоридом у піридині/дихлорометані дає 
хлороацетильну похідну 86, яка конденсується з 
меркаптоацетатною кислотою до 4-(9,10-антра- 
цендіон-2-іл)-1,4-тіазин-3,5-діону 87. Окрім того, 
реакція 86 із діетилмалонатом дає піролідендіо-
нову похідну, яка при дії п-толілхлориду діазонію 

Схема 26

Схема 27

Схема 28
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утворює азосполуку 88. У результаті взаємодії 
хлороацетильної похідної 86 з роданідом калію 
у ДМСО отримували тіоціанат 89, який в присут-
ності піридину схильний до циклізації в тіазолі-
диндіон 90, подальша конденсація якого з бен-
зальдегідом була використана для отримання 
іліденпохідної 91 (схема 33) [47].

У роботі [80] досліджені умови та показано 
вплив положення хлороацетамідного фрагменту 
в 9,10-антрацендіоновому кільці на утворення про-
дуктів реакцій тіоціанатування 2-хлоро-N-(9,10- 
діоксо-9,10-дигідроантрацен-1(2)-іл)ацетамідів 

22 та 86. Встановлено, що утворення N-(9,10-ді- 
оксо-9,10-дигідроантрацен-1-іл)-2-тіоціанато- 
ацетаміду 92 відбувається при кип’ятінні в аце-
тоні або у ДМСО до 130 °С, а при подальшому наг- 
ріванні в ДМСО вище 130 °С утворюються N-(9,10- 
діоксо-9,10-дигідроантрацен-1-іл)-2-гідроксі- 
ацетамід 93, 3H-нафто[1,2,3-de]хінолін-2,7-діон 94 
та N-(9,10-діоксо-9,10-дигідроантрацен-1-іл)-2- 
(метилтіо)ацетамід 95 (схема 34).

Ці ж автори [80] встановили, що для 2-хлоро-
N-(9,10-діоксо-9,10-дигідроантрацен-2-іл)ацет- 
аміду 86 в середовищі ацетону при взаємодії з 

Схема 29

Схема 30

Схема 31
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тіоціанатом калію відбувається перегрупування 
Дімрота, яке приводить до 2-[(4-оксотіазолідин-
2-іліден)аміно]антрацен-9,10-діону 96, на осно-
ві якого в умовах реакції Кньовенагеля були син- 
тезовані нові 5-ариліденпохідні з 9,10-антрацен-
діоновим фрагментом 97 (схема 35).

1.5. Тіокарбамоїлювання аміно-9,10-антра- 
цендіонів 

У низці робіт [81-85] описано синтез 1-(9,10- 
антрацендіон-1-іл)-3-арилтіосечовин 98 (схема 36) 
конденсацією 1-аміно-9,10-антрацендіону 1 із арил- 
ізотіоціанатами у різних умовах. 

Реакція бензоїлізотіоціанату з 1(2)-аміно-9,10- 
антрацендіонами 1, 9 у присутності іонних рідин 
була використана для одержання N-заміщених-
N’-бензоїлтіосечовин 99 (схема 37) [85].

У подібних умовах взаємодією терефталоїлдіі-
зотіоціанату з 1(2)-аміно-9,10-антрацендіонами 
1, 9 отримані біс-тіосечовини [85, 86]. Авторами 
роботи [87] запропоновано спосіб одержання уре-
їдопохідної 1,2-діаміно-9,10-антрацендіону.

Група українських науковців синтезувала ряд 
нових N-9,10-діоксо-9,10-дигідроантрацен-іл)-N’-  
бензоїлтіосечовин та дослідила вплив природи за- 

місників у молекулі аміноантрацендіону на утво-
рення продуктів реакції [88]. N-заміщені-N’-бен- 
зоїлтіосечовини 100 були використані для одер-
жання ряду гетероциклічних похідних 101-103 
(схема 38) [89-91].
2. Біологічні властивості похідних аміно-9,10-
антрацендіонів

Найбільш важливий напрямок практичного ви-
користання похідних 9,10-антрацендіону пов’яза- 
ний із хімією барвників та пігментів. З цією ме-
тою промисловістю розвинутих країн власне і про-
дукується основний асортимент 9,10-антрацен-
діонів [10].

Для 2-аміно-9,10-антрацендіону як одного із 
найважливіших їх представників виявлено ши-
рокий діапазон біоактивності: інгібітора глутат- 
іонредуктази як потенційного протималярійного 
препарату [92], інгібітора ксантиноксидази [93], 
інгібітора продукування сульфіду сульфатредуку-
ючих бактерій [94], сліміциду у стічних водах [95], 
нафтових свердловинах, технологічних ємностях, 
ферментації біомаси [96] та інгібітора 9,10-антра-
цендіонів на бактеріальній колагеназі [97].

Схема 32
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1-Аміно-4-метил-9,10-антрацендіон [98], 1,4- 
діаміно-9,10-антрацендіон [98, 99], 1,4-біс(алкіл, 
ариламіно)-9,10-антрацендіон [100] та їх четвер-
тинні амонійні солі [98, 101], 1,4,5,8-тетрааміно-
9,10-антрацендіон [102] застосовують як барвни- 
ки для косметичних засобів, в тому числі для фар-
бування волосся, нігтів і шкіри. Спеціальними дос- 
лідженнями доведена нешкідливість використан-
ня 1,4-діаміно-9,10-антрацендіону для даних ці-
лей [99]. 1,4-Ди-N-толуїдино-9,10-антрацендіон був 
використаний для отримання полімерного неоп- 
тичного косметичного виробу для зміни видимо-
го кольору очей, здатний запобігати гіпоксії і ви-
никненню едеми рогівки ока [103]. Червоні водо- 
розчинні полімерні антрапіридонові барвники ви-
явилися придатними не тільки для забарвлення 

косметичних препаратів, але і для харчових про-
дуктів [104].

Крім цього аміно-9,10-антрацендіони добре ві-
домі і широко використовуються для одержання 
потенційно ефективних сполук для лікування ра- 
ку легень, лейкозу, раку мозку, СНІДу, а також є 
інгібіторами ВІЛ [105, 106].

В останні роки отримані 9,10-антрацендіонові  
сполуки, які відзначаються аналогічними до антра-
циклінів протипухлинними властивостями. Най-
більше значення серед них мають аметантрон 104 
і мітоксантрон 105 та їх комплекси з металами 
[17, 107]. Протипухлинна активність характерна 
і для 1,5-біс/(N,N-діалкіламіно)алкіламіно/9,10-
антрацендіондіоксидів [108], 1-моно-, 1,4- і 1,5- 
біс-(2-аміноетиламіно)-9,10-антрацендіонів [109], 

Схема 35
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Схема 37
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біс(оксіалкіламіно)-9,10-антрацендіонів типу 106 
[110], комплексів 1,4-біс(алкіламіно)-5,8-діокси-
9,10-антрацендіонів з металами [111], похідних 
антрапіразолу [17] та інших (схема 39).

Сполуки типу 107 здатні стимулювати імуні-
тет щодо злоякісних утворень [112], а сполуки ти- 
пу 108 також виявляють радіосенсибілізуючі влас-
тивості – підвищують чутливість ракових клітин 
до іонізуючого випромінювання [113], що дозво-
ляє використовувати їх у променевій терапії. 1,8- 

Діокси- та деякі інші антрахінони застосовують 
у ролі активного агента в препаратах для ліку-
вання лейкемії [112]. 

Ентамебна дія була знайдена для біс-амідино- 
антрацендіонів 109 [114, 115] (схема 40).

Антивірусна активність таких 9,10-антрацен-
діонових сполук як 1,5-біс(діетиламіноетил)- [116], 
2,6-біс(диметиламіноацетиламіно)-9,10-антра- 
цендіони [117] або 1,2- та 1,4-діадамантилзамі-
щені [118], швидше за все, пов’язана з їх здатністю 

Схема 38

Схема 39

Схема 40
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індукувати утворення організмом інтерферону. 
Деякі з цих сполук запропоновані в ролі проти-
грипозних засобів. 

Мітоксантрон 105 також знайшов застосуван-
ня у лікуванні складних склерозів і гострих роз-
сіяних енцефаломієлітів [119]. 1,4-Діаміно-5,8-ді- 
окси-9,10-антрацендіони, наприклад, 110, відомі 
як імунодепресанти [120] (схема 41).

Біологічно активні властивості 9,10-антрацен-
діонів реалізуються не тільки в лікарських пре-
паратах. Як засоби захисту картоплі від вірусних 
захворювань запропоновані нітрогеновмісні ана-
логи емодину, наприклад 111 [121]. Ця сполука 
відзначається фітостимулюючою дією, збільшу-
ючи на 30 % врожай картоплі. 1,4-Біс(3-хлоро-2- 
оксипропіламіно)-9,10-антрацендіон запропоно-
ваний [122] як фунгіцид і регулятор росту рослин.

Деякі 1-аміно-4-ариламіно-9,10-антрацендіон- 
2-сульфокислоти виявились ефективними як ад-
сорбенти і осаджувачі для розділення і очистки 
протеїнів [123]. Багато похідних 2-аміно-9,10-антра- 
цендіонів проявляють протизапальну [124-127], ан-
тиоксидантну [128], протигрибкову [47, 129], анти-
бактеріальну [47, 130] та антиаритмічну дію [131].

Нафто[1,2-d]тіазол-2-іламін (SKA-31) був дос- 
ліджений як активатор KCa2 і KCa3.1 калієвих ка-
налів, що потенціює ендотелій гіперполяризацій-
ного фактору та знижує артеріальний тиск [132]. 
Окрім того амід етакринової кислоти 2-аміно-9,10- 
антрацендіону був описаний як антагоніст Wnt/β- 
катенін сигналізації і виживання клітин CLL [133]. 
Гліцил-L-проліл-L-метил-(9,10-антрацендіон-2-іл) 
гідразид використовується для гістохімічного ви-

явлення дипептидилпептидази IV (DPP IV) [134] 
і трипептидилпептидази (ТЕС I; EC3.4.14.9) [134].

Серед амінопохідних 9,10-антрацендіону з бен-
зоїлтіоуреїдним, амінокислотним, тіазольним та 
триазольним фрагментами були виявлені сполуки 
з інгібуючою дією стосовно мембранозв’язуючих 
тирозинових протеїнкіназ [135]. Ряд дитіокарба-
матних антрацендіонових похідних в експеримен-
тальному тестуванні in vitro показали себе як спо-
луки з високою антиоксидантною активністю [49]. 
Автори робіт [48] визначили, що введення аміно-
кислотного, ацилгетероциклічного, пірольного та 
2,2,2-трифлуоро-N-ацетамідного фрагментів у 9,10- 
антрацендіонове кільце надає антимікробної влас-
тивості синтезованим сполукам. Виявлено, що (3-  
хлоро-9,10-антрацендіон-2-іл)діетилкарбамоди- 
тіоат та (3-хлоро-9,10-антрацендіон-2-іл)-піпери- 
дин-1-карбодитіоат, одержані з 2-аміно-3-хлоро-
9,10-антрацендіону, проявляють антитромбоци-
тарну активність [136].
Висновки

Проведено аналіз, систематизовані та узагаль-
нені оригінальні літературні джерела, які нагляд-
но розкривають синтетичний потенціал 1(2)-амі- 
но-9,10-антрацендіонів. Розкрито широкий спектр 
фармакологічної дії похідних аміноантрацендіо-
нів. З врахуванням наведених даних актуальною 
є проблема одержання та дослідження нових по-
хідних розглянутого класу сполук з метою по-
шуку речовин з практично корисними власти-
востями. 
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