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СПИСОК СОКРАЩЕНИЙ И УСЛОВНЫХ ОБОЗНАЧЕНИЙ 

ИК – инфракрасная спектроскопия 

РСА – рентгеноструктурный анализ 

ЯМР – спектроскопия ядерного магнитного резонанса 

NOESY – ядерная спектроскопия с эффектом Оверхаузера 

HSQC – 2D 
1
H-

13
C гетероядерная корреляция на ближних константах 

HMBC – 2D 
1
H-

13
C гетероядерная корреляция на дальних константах 

ТСХ – тонкослойная хроматография 

J, КССВ – константа спин-спинового взаимодействия 

м.д. – миллионная доля 

с – синглет 

д – дублет 

д.д – дублет дублетов 

уш.с – уширенный синглет 

кв – квартет 

dr – диастереомерное соотношение 

еr – энантиомерное соотношение 

ДМСО – диметилсульфоксид 

ДМФА – N,N-диметилформамид 

ПТСК – п-толуолсульфокислота 

ПФК – полифосфорная кислота 

ТМС – тетраметилсилан 

HPW – H3PW12O40 

MW – микроволновое излучение 

bmim – 1-бутил-3-метилимидазолий 

DBN – 1,5-диазабицикло[4.3.0]нонен-5 

DBU – 1,8-диазабицикло[5.4.0]ундец-7-ен 

DIPEA – диизопропилэтиламин 

DMF-DMA – N,N-диметилформамид диметилацеталь 

MeCN – ацетонитрил 

Py – пиридин 

∆ – кипячение  
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ВВЕДЕНИЕ 

Актуальность и степень разработанности темы. Пиридин-2(1Н)-оны 

являются привилегированным классом соединений, скелет которых входит в состав 

многих биологически активных веществ природного и синтетического происхождения 

[1–7]. Производные 3-аминопиридин-2(1Н)-онов представляют особый интерес, 

поскольку содержат в своей структуре фрагмент аминокислоты и используются для 

синтеза пептидомиметиков. В ряду этих соединений найдены ингибиторы ферментов [8–

24]. В клинической практике широко применяется 5-амино-[3,4'-бипиридин]-6(1H)-он, 

известный как кардиотонический препарат Амринон [25]. Пиридин-2(1Н)-он, 

конденсированный с изохинолиновым фрагментом, образует гетероциклическую 

систему бензо[a]хинолизин-4-она [26], представленную в различных алкалоидах [27–

35]. Диапазон физиологического действия этих соединений также весьма широк [36–49]. 

Недавно было показано, что 3-амино-4-арилпиридин-2(1Н)-оны являются 

хорошими антиоксидантами [50–52], обладают люминесцентными свойствами [52, 53] и 

могут быть использованы как люминесцентные красители для иммуноферментного 

анализа [52] и гистологического окрашивания тканей, а также как исходные соединения 

для получения бензо[c][1,7]нафтиридин-4(3H)-онов. 

Большинство известных методов синтеза 3-амино-4-арилпиридин-2(1Н)-онов 

основаны на превращениях пиридин-2(1Н)-онов, содержащих функциональную группу 

в положении С(3) [54–60] и замыкании N-(3-оксоалкил)амидов (реакция Кэмпса) [61]. 

Один из наиболее перспективных, но плохо изученных подходов к синтезу 3-

аминопиридин-2(1Н)-онов основан на взаимодействии енаминов с азлактонами [62–68] 

(Схема 1). 

 

Схема 1 

Имея в виду доступность исходных соединений и широкий спектр практически 

полезных свойств производных 3-аминопиридин-2(1Н)-она, разработка их методов 

синтеза является актуальной задачей. 
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Цель работы заключалась в разработке синтеза производных 3-аминопиридин-

2(1Н)-она, основанного на реакциях азлактонов с 1,3-С,N-бинуклеофилами: енаминами, 

аминопиразолом, 1-алкил-3,4-дигидроизохинолинами и 1-алкил-3,4-

дигидроферроцено[c]пиридинами. 

Для достижения цели были поставлены следующие конкретные задачи: 

1. Синтезировать серию амидов 3-амино-4-арил-3,4-дигидропиридин-2(1H)-онов 

реакцией 1,3-С,N-бинуклеофилов c 4-арилиденоксазол-5(4H)-онами и разработать 

методы их превращения в производные 3-амино-4-арилпиридин-2(1H)-она; 

2. Изучить взаимодействие 1,3-енаминов, 1-алкил-3,4-дигидроизохинолинов, 3,4-

дигидроферроцено[c]пиридинов с 4-(3-оксо-2-бензофуран-1(3H)-илиден)-2-фенил-1,3-

оксазол-5(4H)-оном; 

3. Разработать способ получения 9,10-дигидро-6H-бензо[c]изохинолино[1,2-g]-

[1,7]нафтиридин-5,7-дионов на основе продуктов присоединения 4-(3-оксо-2-

бензофуран-1(3H)-илиден)-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-она к 1-алкил-3,4-

дигидроизохинолинам; 

4. Разработать способы получения производных 3-амино-6,7-дигидро-4H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-4-она и 3-амино-2-фенил-6,7-дигидроферроцено[a]хинолизин-

4-она на основе 1-алкил-3,4-дигидроизохинолинов, 3,4-дигидроферроцено[c]пиридинов 

и азлактонов; 

5. Изучить влияние строения реагирующих соединений на выход и состав продуктов 

реакции; 

6. Изучить возможность синтеза бензо[c][1,7]нафтиридинов, исходя из полученных 

3-амино-4-арилпиридонов и оксазоло[5,4-b]пиридинов; 

7. Исследовать фотофизические свойства синтезированных соединений. 

Научная новизна и теоретическая значимость. 

Взаимодействием амидов 3-амино-4-арил-3,4-дигидропиридин-2(1H)-онов с 

оксихлоридом фосфора впервые получены 7-арилоксазоло[5,4-b]пиридины или их соли, 

гидролиз которых приводит к 3-амино-4-арилпиридин-2(1H)-онам или их амидам. 

Систематически изучено взаимодействие 1-алкил-3,4-дигидроизохинолинов и 1-

алкил-3,4-дигидроферроцено[c]пиридинов с различными азлактонами. Показано 

влияние строения этих соединений на выход и состав продуктов реакций, установлены 

их закономерности и ограничения. Выделены и охарактеризованы интермедиаты этих 
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превращений. Разработаны способы получения 6,7-дигидроферроцено[a]хинолизин-4-

онов и 6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-4-онов. 

Впервые изучено взаимодействие 4-(3-оксоизобензофуран-1(3H)-илиден)-2-

фенил-1,3-оксазол-5(4H)-она и 2-фенил-4-(2,2,2-трифторацетил)оксазол-5(4H)-она с 1-

алкил-3,4-дигидроизохинолинами и 1-алкил-3,4-дигидроферроцено[c]пиридинами. На 

основе этих соединений разработаны одностадийные методы получения ранее 

неизвестных 2-(3-бензамидо-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-2-

ил)бензойных кислот, 2-(3-бензамидо-6,6-диметил-4-оксо-6,7-дигидро-4H-

ферроцено[a]хинолизин-2-ил)бензойных кислот и 3-бензамидо-2-(трифторметил)-6,7-

дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолинов. Разработан способ получения ранее 

неизвестных 9,10-дигидро-6H-бензо[c]изохинолино[1,2-g][1,7]нафтиридин-5,7-дионов 

внутримолекулярной циклизацией 2-(3-бензамидо-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-2-ил)бензойных кислот. 

Впервые продемонстрирована возможность получения бензо[c][1,7]нафтиридин-

4(3H)-онов, содержащих функциональные группы и конденсированных с пирразольным 

циклом путем перегруппировки соответствующих производных 7-арилоксазоло[5,4-b]-

пиридина в присутствии хлорида алюминия. 

Изучены фотофизические свойства, выявлены основные закономерности влияния 

на них строения синтезированных соединений. 

Практическая значимость работы. Разработаны простые подходы к синтезу 

амидов 3-аминопиридин-2(1Н)-онов, конденсированных с изохинолиновой или 

ферроценопиридиновой гетероциклической системой, 2-(3-бензамидо-4-оксо-6,7-

дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-2-ил)бензойных кислот и полученных на их 

основе 9,10-дигидро-6H-бензо[c]изохинолино[1,2-g][1,7]нафтиридин-5,7-дионов. 

Найдены вещества, обладающие антиоксидантной активностью сопоставимой с 

аскорбиновой кислотой, а также проявляющие противовирусную активность. В числе 

синтезированных соединений выявлены новые эффективные люминофоры. 

Методология и методы исследования. При проведении исследования 

использован широкий набор традиционных методов синтеза, выделения и очистки 

органических соединений. Контроль полноты протекания реакций проводился с 

помощью тонкослойной хроматографии (ТСХ). Структура и состав синтезированных 
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соединений установлены с помощью современных методов анализа: спектроскопии ИК, 

ЯМР 
1
Н и 

13
С, двумерных экспериментов ЯМР (

1
H–

1
H NOESY, 

1
H–

13
C HSQC и 

1
H–

13
C 

HMBC), элементного анализа и рентгеноструктурного анализа (РСА). Изучение 

фотофизических свойств (спектры абсорбции и флуоресценции, квантовые выходы 

флуоресценции, коэффициенты молярного светопоглощения) растворов исследуемых 

соединений проводили в соответствии со стандартными методиками. Исследование 

противовирусной активности in vitro в отношении вируса осповакцины (Vaccinia virus) – 

штамм «Копенгаген» и вируса гриппа АH1N1 проведено в ФБУН ГНЦ ВБ «Вектор» в 

соответствии с общепринятыми методами. Антиоксидантные свойства полученных 

соединений проводили по модифицированному методу FRAP на базе лаборатории 

«Новые органические материалы» ФГАОУ ВО «ОмГТУ». 

На защиту выносятся следующие положения: 

1. Способ получения новых производных 3-амино-4-арилпиридин-2(1Н)-она, 

в основе которого лежат превращения амидов 3-амино-4-арил-3,4-дигидропиридин-

2(1H)-онов при действии на них оксихлоридом фосфора на воздухе с последующим 

гидролизом, образующихся 7-арилоксазоло[5,4-b]пиридинов или их солей; 

2. Изучение взаимодействия 1-алкил-3,4-дигидроизохинолинов и 1-алкил-3,4-

дигидроферроцено[c]пиридинов с азлактонами. 

3. Подходы к синтезу новых гетероциклических систем: 3,4-дигидро-5H-

бензо[c]пиразоло[4,3-f][1,7]нафтиридин-5-онов, 5,6-дигидрооксазоло[4',5':5,6]пиридо-

[2,1-а]изохинолин-4-ия перхлоратов, 9,10-дигидро-6H-бензо[c]изохинолино[1,2-g]-

[1,7]нафтиридин-5,7-дионов и 6,7-дигидроферроцено[a]хинолизин-4-онов. 

4. Результаты исследования фотофизических свойств полученных соединений. 

Личный вклад соискателя состоял в сборе, систематизации и анализе 

литературных данных по теме диссертации, постановке целей и практических задач, 

планировании и проведении синтетических работ. Автор принимал участие в обработке 

и обсуждении полученных результатов, подготовке публикаций, представлении 

результатов на научных конференциях. 

Апробация научных результатов. Данные, полученные при выполнении 

диссертационной работы, были представлены на V Всероссийской научной 

конференции «Марковниковские чтения: Органическая химия от Марковникова до 

наших дней» (г. Москва, 2020), Х Международной научно-технической конференции 
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«Техника и технология нефтехимического и нефтегазового производства» (г. Омск, 

2020), Международной научной конференции «Актуальные вопросы органической 

химии и биотехнологии» (г. Екатеринбург, 2020), ХI Международной научно-

технической конференции «Техника и технология нефтехимического и нефтегазового 

производства» (г. Омск, 2021), Всероссийском Конгрессе «КOST-2021» по химии 

гетероциклических соединений (г. Сочи, 2021), ХII Международной научно-технической 

конференции «Техника и технология нефтехимического и нефтегазового производства» 

(г. Омск, 2022). 

Экспериментальная работа выполнена при поддержке Российского Фонда 

Фундаментальных Исследований: грант «Новые подходы к синтезу производных бета-

карболина» (№ 19-33-90229) и Российского Научного Фонда: грант «Конденсированные 

производные 1,7-нафтиридина» (№19-13-00273). 

Публикации. По результатам диссертационной работы опубликовано 3 статьи в 

рецензируемых научных журналах, рекомендованных ВАК и входящих в реферативные 

базы данных Web of Science и Scopus, а также 10 тезисов докладов в материалах 

всероссийских и международных конференций. 

Структура и объём диссертации. Диссертационная работа выполнена на 188 

листах машинописного текста, состоит из списка сокращений и условных обозначений, 

введения, литературного обзора (Глава 1), обсуждения результатов (Глава 2), 

экспериментальной части (Глава 3), заключения, списка литературы и приложения. 

Работа содержит 103 схемы, 20 рисунков, 11 таблиц и приложение. Библиографический 

список включает 310 ссылок на литературные источники. 
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ГЛАВА 1. Азлактоны в синтезе 3-аминопиридин-2(1Н)-онов и их гетероаналогов 

(Литературный обзор) 

1.1. Общие сведения об азлактонах 

Оксазолоны или азлактоны являются синтетическими производными оксазола, 

которые представляют собой циклические ангидриды N-ациламинокислот [69, 70] 

(Рисунок 1). 

 

Рисунок 1 

Первый оксазолон 2 был синтезирован Плёхлем еще в 1883 году путем 

конденсации бензальдегида с гиппуровой кислотой 1 в присутствии уксусного 

ангидрида [71] (Схема 2). Долгое время для этого соединения использовалась формула 3 

[71–73] (Схема 2). Впервые правильную структуру оксазолонов установил Эрленмейер в 

1900 году [74], а ещё через 4 года он назвал их «азлактонами» [75]. В настоящее время 

этот метод получения азлактонов (Схема 2) известен как реакция Эрленмейера-Плёхля 

[76]. 

 

Схема 2 

Известно большое число модификаций реакции Эрленмейера-Плёхля, в которых 

используются различные реагенты: [(C14H24N4)2W10O32]-[bmim]NO3 [77], Ca(OAc)2 [78], 

ZnO [79], DIPEA [80], 2,4,6-трихлор-1,3,5-триазин (TCT), POCl3 [81], PPh3 [82], 

PPh3/Na2CO3 [83], TsCl/DMF [84], Al2O3 [85], Yb(OTf)3 [86], [Et3NH][HSO4] [87], нано-

TiO2 [88], монтмориллонит K-10 [89], сульфосалициловая кислота [90], 2-хлор-4,6-

диметокси-1,3,5-триазин/N-метилморфолин [91], MgO/Al2O3 [92], Fe2O3/ультразвук [93]. 
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Азлактоны, как правило, образуются в виде двух геометрических изомеров с 

преобладанием Z-изомера [94–97] (Рисунок 2). Их взаимопревращения подробно 

изучены в работах [97–101]. 

 

Рисунок 2 

Взаимодействие азлактонов с нуклеофилами описано в нескольких обзорах [70, 

94, 95, 102–104]. По этой причине мы подробно обсуждать эти реакции не будем, а 

приведем лишь основные направления их взаимодействия. Атака азлактонов 4 такими 

нуклеофилами как вода [105–108], спирты [109–110], амины [95, 104, 111, 112], 

меркаптаны [113–115] чаще всего протекает по атому углерода карбонильной группы и 

приводит к образованию α-амидоакрилатов 5-8. Раскрытие оксазолонов 4 водой и 

спиртами легче протекает в щелочной среде, хотя известны примеры кислого катализа 

[116–119]. Взаимодействие азлактонов 4 с тиокислотами [120, 121] или гидросульфидом 

натрия [103] приводит к производным тиазола 9 [122, 123]. Реакция с вторичными 

аминами останавливается на стадии образования соединений 5 [124–127]. С 

первичными аминами [95, 103, 104, 111, 112, 128–130], аммиаком [131, 132], ацетатом 

аммония [127, 133, 134], мочевиной или тиомочевиной при сплавлении [135, 136] или 

при кипячении в пиридине [137] реакция может протекать дальше с образованием 

производных имидазолона 10 [138] (Схема 3). 

 

Схема 3 
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Реакция азлактона 11 и пара-толуидина 12 также протекает по карбонильной 

группе, но образующийся интермедиат 13 циклизуется в амид 2-фенилоксазол-4-

карбоновой кислоты 14 с элиминированием молекулы Me2NH [139] (Схема 4). 

 

Схема 4 

В то же время, при действии первичных или вторичных аминов на 4-

этоксиметилен-2-фенилоксазол-5(4H)-он 15 в отсутствии растворителя [103] или в 

спирте [140–147] происходит замещение алкоксигруппы с образованием азлактонов 16. 

Эта реакция была реализована также в условиях микроволнового облучения [139]. 

Гидразиды при нагревании в MeOH аналогично реагируют с азлактоном 15, давая с 

хорошими выходами производные ацилгидразинометилена 17 [148] (Схема 5). 

 

Схема 5 

Нагревание азлактона 18а в водном растворе щелочи приводит к раскрытию 

цикла, содержащего фрагмент фталевого ангидрида, до азлактона 19, при дальнейшем 

кипячении которого в 20% HCl происходит внутримолекулярная циклизация, 

образующейся 2-(бензоилглицил)бензойной кислоты 20, в 2,3-дигидроизохинолин-1,4-

дион 21 [149] (Схема 6). 

 

Схема 6 
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Взаимодействие азлактона 22 с азотистоводородной кислотой протекает как 

циклоприсоединение по связи С=N гетероцикла с образованием тетразолов 23 с 

хорошими выходами [150, 151] (Схема 7). 

 

Схема 7 

Наличие в азлактонах 24 нескольких реакционных центров делает возможным 

протекание реакции по различным маршрутам (Рисунок 3). Электрофилы атакуют 

азлактоны 24 по гетероатомам и двойным связям. Атака нуклеофилов осуществляться по 

центрам указанным на рисунке 3. Направленность реакции зависит от ряда факторов: 

структуры субстрата, природы нуклеофила, растворителя и условий реакции. 

 

Рисунок 3 

Взаимодействие с 1,2-, 1,3 и 1,4-бинуклеофилами часто протекает по двум 

положениям и приводит к гетероциклическим соединениям, содержащим 

аминокислотный фрагмент в молекуле. Такие гетероциклы исключительно важны как 

строительные блоки для синтеза пептидомиметиков, лигандов и люминесцентных 

зондов. Несмотря на значительный интерес, проявляемый химиками-синтетиками к 

азлактонам, публикаций, обобщающих материал по их использованию для построения 

таких соединений, практически нет. Имеющиеся обзорные работы посвящены синтезу и 

свойствам азлактонов [94, 95, 97, 103, 104, 152–155]. В настоящем литературном обзоре 

рассматриваются способы построения 3-аминопиридин-2(1Н)-онов и их гетероаналогов 

25, содержащих фрагмент аминокислоты в молекуле (Рисунок 4). В этих реакциях 

азлактоны, с общей формулой 24 (Рисунок 3), используются в качестве исходных 

соединений. 
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Рисунок 4 

1.2. Синтез 3-амино-2H-пиран-2-онов и 3-аминокумарин-2-онов 

В ряду 2H-пиран-2-онов и их бензопроизводных (кумаринов) выявлено большое 

число биологически активных соединений как природного, так и синтетического 

происхождения. Интерес к синтезу этих соединений не затихает до настоящего времени 

[156–162]. Один из возможных подходов к их получению основан на азлактонах. 

В 2011 году был осуществлен диастереоселективный (100:1, цис-/транс-) синтез 

производных цис-3-аминогексагидрокумарина 28, реакцией циклогексан-1,3-диона 26 

или димедона 27 с 4-арилиден-2-фенилоксазол-5(4H)-онами 22 в микроволновом 

реакторе [163] (Схема 8). Авторами установлено, что реакции, в которых участвуют 

азлактоны 22 с электроноакцепторными группами в заместителе Ar, проходят быстрее, в 

более мягких условиях и с большими выходами, по сравнению с субстратами, 

содержащими в ароматическом ядре электронодонорные группы, а также такие 

заместители как тиофен-2-ил и фуран-2-ил. Полученные соединения 28 показали 

высокую цитотоксическую активность in vitro по отношению к клеткам карциномы 

SW1116 и SGC7901. 

 

Схема 8 

Позднее [164] было установлено, что аналогичные превращения с высокой 

диастерео- и энантиоселективностью (цис-/транс- > 95:5 dr, до 96:4 еr) и выходом 31–

91% могут протекать в более мягких условиях: в мета-ксилоле при использовании 

двукратного избытка азлактона 4 и тиомочевины 30 в качестве катализатора (Схема 9). С 

азлактонами 4, имеющими алифатические заместители R
1
 и R

2
, в этих условиях реакция 

не протекала, а в случае R
1
 = Ph, R

2
 = 2-Th выход целевого продукта снижался до 31%, 

при сохранении высокой стереоселективности (>95:5 dr, 84:16 er). Было отмечено, что 



15 

добавление в реакционную среду молекулярных сит (МС) предотвращает гидролиз 

азлактонов. 

 

Схема 9 

Реакция ацетилацетона 32a с азлактоном 2 протекала только при замене 

растворителя на ТГФ, давая продукт 33 с выходом 32% (цис-/транс- > 95:5, 51:49 еr) 

[164] (Схема 10). 

 
Схема 10 

В 2017 году разработан эффективный метод синтеза цис-хромен-2-онов 35, 

основанный на реакции (Z)-азлактонов 22 с производными фенола 34, в присутствии 

избытка хлорида алюминия [165] (Схема 11). 

 
Схема 11 

Необходимо отметить, что в подобных условиях азлактоны сами способны к 

превращениям. Так, проведение реакции азлактонов 36 с хлоридом алюминия в 1,1,2,2-

тетрахлорэтане при 60°С в течение 3 ч приводит к их перегруппировке в 2-

ациламидоинденоны 37 [150, 166, 167] (Схема 12). Данная перегруппировка также 

может быть осуществлена при катализе H3PW12O40/Al2O3 под действием микроволнового 

излучения при 115°C с выходами 19–58% [168] или непосредственно из гиппуровой 

кислоты, различных ароматических альдегидов и катализе HPW@nano-SiO2 с выходами 

82–95% [169]. Нагревание азлактонов 36 в бензоле при 80°С в течение 3 ч также 
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приводит к перегруппировке, но уже с образованием изохинолин-3-карбоновых кислот 

38 (Схема 12). Влияние условий реакции на протекание этих превращений азлактонов 

описано в работе [170]. 

 

Схема 12 

В то же время реакция азлактонов 40 с β-нафтолами 39, катализируемая ПТСК, 

протекает иначе. В этом случае в качестве продуктов были выделены нафто[2,1-b]фуран-

2(1H)-оны 41 с выходами 30–73% [171]. Использование в этой реакции азлактонов 40, 

содержащих электроноакцепторные заместители, дает более высокие выходы продуктов 

41 (Схема 13). 

 
Схема 13 

В работе [172] сообщалось, что азлактоны 22 реагирует с пиримидин-4,6-диолом 

42 при нагревании в микроволновом реакторе в этиленгликоле. В этом случае, 

продуктами реакции являются пирано[2,3-d]пиримидины 43, выделенные с выходами 

82–92% (Схема 14). 

 
Схема 14 

В 2014 году разработана эффективная стратегия синтеза производных 

хромено[4,3-b]пирролидинов 46 [173]. В её основе лежит реакция между орто-



17 

гидроксиароматическими альдиминами 44 и алкилиденазлактонами 22, катализируемая 

тиомочевиной 45 (Схема 15). Реакция протекает с высокой диастерео- и 

энантиоселективностью, а с азлактонами 22, имеющими акцепторные группы в 

ароматическом заместителе, заканчивается быстрее, чем с электронодонорными, 

гетероароматическими или алифатическими. 

 

Схема 15 

Конденсация карбонильных соединений 32a-d, 26, 27, 47 с азлактонами 15 и 48 в 

присутствии Et3N проходит при комнатной температуре с образованием -пиранонов 49 

с хорошими выходами, однако ее скорость существенно зависит от СН-кислотности 

субстрата [174, 175] (Схема 16). В частности, реакция с 1,3-циклогександионом 26 и 

диэтилмалонатом 32d протекает длительное время (3 и 5 дней), в то время как с 

бензоилацетонитрилом 32c она завершается за 0.5 ч, что объясняется его более высокой 

СН-кислотностью. 

 

Схема 16 

Ацетилацетон 32a и ацетоуксусный эфир 32b легко реагируют с азлактоном 15 с 

образованием пиранонов 50a,b при нагревании в диоксане. В то время как реакция с 

азлактоном 11, содержащим N,N-диметиламино группу, в аналогичных условиях не 

протекает, что говорит о его более низкой реакционной способности [139] (Схема 17). 
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Схема 17 

Аналогичным образом в реакцию с азлактоном 15 вступает фосфониевый иллид 

51 [176]. Соединение 53, полученное через стадию образования интермедиата 52, было 

восстановлено Zn/HCl до пиран-2-она 50b с выходом 63% (Схема 18). 

 
Схема 18 

Для синтеза 2H-пиран-2-онов 61 довольно часто используют многокомпонентные 

конденсации, в которых в реакционной среде из ацилглицинов 58, 59 (включая 

гиппуровую кислоту 1) и ортоэфиров 60a (или других одноуглеродных синтонов 60b,c) 

образуются азлактоны, вступающие в реакцию с СН-кислотой 26, 27, 32a,b,e,f, 54-57 

[175, 177, 178]. Выходы продуктов 61 находятся в диапазоне 7–68% (Схема 19). 

 

Схема 19 

Аналогично были получены аннелированные пираноны 68-72 из 4-гидрокси-

2(1H)-хинолинона 62, 4-гидрокси-2H-хромен-2-она 63, 4-гидрокси-6-метил-2H-пиран-2-
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она 64, тиофен-2,4-диона 65 или фуран-2,4-диона 66 [179]. Двухкомпонентная 

конденсация гетероциклических 1,3-дикарбонильных соединений 62-66 с 4-

этоксиметиленоксазол-5(4H)-оном 15 в смеси Py-Et3N протекает с несколько лучшими 

выходами [174, 180] (Схема 20). 

 

Схема 20 

Реакция енаминов 73a,b с азлактоном 15 протекает при комнатной температуре в 

растворе хлористого метилена, давая мероцианиноподобные соединения 74a-b, гидролиз 

которых с хорошими выходами приводит к образованию -пиранонов 75a,b [174] (Схема 

21). 

 

Схема 21 

Гидрокситропон 76 с азлактонами 77 при кипячении в этаноле в присутствии КОН 

образует смесь калиевых солей виниловых производных 78 и 79, которые при обработке 

46% HBr без выделения подвергаются внутримолекулярной циклизации с образованием 

3-бензамидо-2H-пиран-2-онов 80 [181] (Схема 22). 
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Схема 22 

Взаимодействие 1-(орто-гидроксифенил)-3-фенилпропаргилового спирта 81 с 

азлактоном 83, катализируемое кислотой Бренстеда 84, протекает как [4+2]-

циклоприсоединение через стадию образования интермедиата 82. Реакция проходит с 

высокой стереоселективностью и приводит к 3,4-дигидрокумарину 85 [182] (Схема 23). 

 

Схема 23 

3-Ациламинокумарины 91 могут быть получены из (E)-4-(2-гидроксибензилиден)-

2-фенилоксазол-5(4H)-онов 90 в результате их изомеризации под действием облучения 

[183], при нагревании в смеси Py-NEt3 [174, 184], либо непосредственно из N-

ацилглицинов 86 и производных салицилового альдегида 87 [98, 185–188] (Схема 24). 

Азлактоны 90 также могут быть синтезированы реакцией 4-(хлорметилен)-2-

фенилоксазол-5(4H)-она 88 с пара-крезолом 89 в присутствии небольшого избытка 

хлорида алюминия [174]. 
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Схема 24 

В аналогичные превращения вступают 2-гидроксиацетофеноны и их имины. Так, 

конденсация N-арил-орто-гидроксиацетофенониминов 93a,b с азлактоном 92 при 

кипячении в бензоле приводит к образованию соответствующих дигидрокумаринов 

94a,b, которые количественно превращены в 4-метилкумарин 95 при кипячении в 

уксусной кислоте [189]. При использовании соединений 93c-e удается сразу получить 3-

амино-4-метилкумарин 95 (Схема 25). 

 

Схема 25 

При нагревании азлактона 97, полученного конденсацией гиппуровой кислоты 1 и 

2-оксо-1,2-дигидрохинолин-3-карбальдегида 96, в уксусной кислоте и в присутствии 

бензиламина или тиогликолевой кислоты был получен пирано[2,3-b]хинолин 98 [190] 

(Схема 26). 

 

Схема 26 

В 1990 году авторами работы [191] показано, что конденсация гиппуровой 

кислоты 1 с метоксиакролеином 99 приводит к гидроксиаллилиденоксазолону 100, 
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который при нагревании без растворителя или при кипячении в ацетоне превращается в 

3-бензоиламино-5-метилпиран-2-он 101 с выходами 90 и 85% соответственно (Схема 

27). 

 

Схема 27 

В 2005 году синтезирована серия 3-ациламино-6-полифторалкил-2H-пиран-2-онов 

104 [161] (Схема 28). Авторы варьировали заместители в N-ацилглицинах 86 и енонах 

102. В случае электроноакцепторных заместителей в R
3 

положении N-ацилглицинов 86 

время реакции уменьшалось, в то время как электронодонорные заместители его 

увеличивали. Для облегчения протекания этой реакции необходима сильная активация 

карбонильной группы енона электроноакцепторными заместителями. Использование в 

реакции с гиппуровой кислотой 1 вместо алкоксиенона 102 енаминокетона 103 

приводило к снижению выхода пиранонов 104. Введение этоксикарбонильной группы в 

-положение (R
1
) енона 102, наоборот, существенно увеличивало выход продукта 104 и 

уменьшало температуру реакции до 60°С. 

 

Схема 28 

Замена этоксикарбонильной группы в -положении енона 105 на более 

электроноакцепторную трифторацетильную группу, позволила проводить реакцию в 

еще более мягких условиях. Так, енон 105 и N-ацилглицины 1, 106 дают продукты 

108a,b уже при комнатной температуре [161] (Схема 29). 
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Схема 29 

Реакция енаминонов 109 и N-ацилглицинов 86 в присутствии Ас2О хорошо 

изучена. Нагревание этих компонентов в течение 1–4 ч приводит к образованию 

интермедиата 110, который претерпевает внутримолекулярную перегруппировку в 3-

ациламино-4-метил-2H-пиран-2-оны 111 [192–214] (Схема 30). 

 

Схема 30 

Вместо ацилглицинов 86 в этой реакции могут использоваться азлактоны 113. При 

взаимодействии енаминонов 112a-c и азлактона 113 в Ас2О образуются пираноны 114a-c, 

которые частично, в результате ацилирования уксусным ангидридом, превращаются в 

имиды 115a-c [194, 195] (Схема 31). 

 

Схема 31 

1.3. Синтез производных аминопиридин-2-она 

Енамины, также как и карбонильные соединения, вступают в реакцию с 

азлактонами. В 1985 был разработан способ получения амидов 3-амино-3,4-

дигидропиридин-2(1Н)-онов 117, основанный на взаимодействии азлактонов 36 с 

енаминокарбонильными соединениями 116. Реакция протекала при кипячении в 
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хлорбензоле [62] или в микроволновом реакторе в отсутствии растворителя [63] (Схема 

32). 

 
Схема 32 

Азлактоны 36 аналогично реагируют с циклическими енаминами 118. На 

селективность реакции оказывают электронные факторы. Реакция протекает транс-

диастереоселективно, за исключением случаев, когда азлактон имеет акцепторный 

заместитель (R
2
 = 4-O2NC6H4). Реакцию проводили в микроволновом реакторе в этаноле, 

при использовании в качестве катализатора Bi(NO3)3·5H2O или AcOH. Продуктами 

реакции являлись гидрированные производные индолизидинонов или хинолизидинонов 

119 [64] (Схема 33). 

 

Схема 33 

1-Алкилзамещенные 3,4-дигидроизохинолины 120, находящиеся в состоянии 

имино-енаминого таутомерного равновесия [68, 215] также вступают в реакцию с 

азлактонами 36 с образованием бензо[a]хинолизин-4-онов 121, проявляющих 

цитотоксическую активность по отношению к линии клеток A549RT-eto [45]. Выходы 

продуктов 121 находятся в интервале 34–98% (Схема 34). В случае, 1-метилзамещенного 

3,4-дигидроизохинолина 120 (R
1 

= H), в реакционной смеси преобладает цис-изомер. 

Увеличение объема заместителя (R
1 

= Me, Ph) приводило к образованию транс-изомера. 

 

Схема 34 



25 

Иминофосфораны 122a,b при кипячении в бензоле или анизоле с азлактонами 22 

в течение 2–48 ч реагируют с образованием 6,7-дигидрооксазоло[5,4-b]пиридинов 123, 

которые, при действии DDQ, окисляются до оксазоло[5,4-b]пиридинов 124 [216] (Схема 

35). Необходимо отметить, что гидролиз соединений 124 приводит к производным 

аминопиридона 125 [217–219]. 

 

Схема 35 

Бициклические тетрагидропиридин-2(1H)-оны 128 и 129 могут быть получены 

каскадной реакцией соединений 126 или 127 с 4-арилметилен-2-фенилоксазол-5(4H)-

онами 36 (Схема 36). Соединения 126 вступают в эту реакцию при кипячении в EtOH с 

каталитическим количеством АсОН [220], а соединения 127 при кипячении в MeCN с 

небольшим избытком HBr [221]. Стоит отметить, что реакции кетенаминалей 126 с 

электроноакцепторными заместителями дают более высокие выходы, чем с 

электронодонорными, при этом электронная природа арильной группы в азлактоне 36 

оказывает незначительное влияние на выход продуктов реакции. В случае реакции 

соединений 127 с азлактонами 36, имеющими акцепторные заместители, выход 

соответствующих продуктов 129 увеличивается, по сравнению с теми реакциями, в 

которых участвуют азлактоны 36 с электронодонорными заместителями. 

 

Схема 36 

Бензимидазол 130a, находящийся в растворе в состоянии таутомерного 

равновесия, реагирует при нагревании в пиридине с азлактонами 36 с образованием 

имидазо[1,2-a]пиридинонов 131 [222] (Схема 37) 
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Схема 37 

Аналогично протекает реакция 2-ацетонил-1H-бензимидазола 130b с азлактоном 2 

[222]. Необходимо отметить, что продукты взаимодействия соединения 130b и азлактона 

2 существуют в двух таутомерных формах 133 и 134. В то же время, для соединений 131 

и 135, полученных из бензимидазолов 130а,b и азлактонов 36 и 132 тенденция к 

образованию второй таутомерной формы выражена существенно слабее (Схема 38). 

 

Схема 38 

Реакцией 4-арилиден-2-фенилоксазол-5(4H)-онов 22 с 2,6-диаминопиримидин-

4(3H)-оном 136 синтезирован ряд новых производных транс-пиридо[2,3-d]пиримидин-

4,7-диона 137 [223] (Схема 39). Существенного влияния заместителей в азлактонах 22 на 

выход продуктов 137 в данной реакции авторами не выявлено. 

 
Схема 39 
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Взаимодействие 4-арилиден-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-онов 40 с 3-метил-1-

фенил-1H-пиразол-5-амином 138 в смеси этиленгликоль-АсОН в микроволновом 

реакторе открывает путь к синтезу пиразоло[3,4-b]пиридин-6-онов 139 (Схема 40). 

Авторами установлено, что использование азлактонов, полученных из алифатических 

или гетероциклических альдегидов, приводит к образованию сложной реакционной 

смеси [224]. Другой научной группой условия реакции были модифицированы [225] 

(Схема 40). Замена смеси этиленгликоль-АсОН на хлорбензол, содержащий 

каталитические количества SnCl2, повысила выходы, подавила образование побочных 

продуктов и способствовала образованию цис-диастереомеров 139, которые показали 

себя как ингибиторы взаимодействия DCN1-UBE2M и неддилирования кулина [225, 

226]. 

 

Схема 40 

Необходимо отметить, что с азлактонами подобным образом реагируют тиоамиды. 

Так, 1-алкилиндолин-2-тионы 140 при комнатной температуре вступают в реакцию с 4-

арилиденоксазолин-5(4H)-онами 22 с образованием тетрагидротиопирано[2,3-b]индолов 

142 с хорошими выходами (50–67%) (Схема 41). Использование в качестве катализатора 

аминоскварамида 141 позволяет проводить реакцию стереоселективно. На результат 

реакции влияют как электронные, так и стерические факторы. Снижение стереоконтроля 

реакции наблюдалось для азлактонов, имеющих в арильном заместителе 

электронодонорные группы. Реакция азлактона, имеющего заместитель в пара-

положении арильного ядра (Ar = 4-BrC6H4) давала продукт с 91% ее, при этом 

энантиомерная чистота изомерного продукта (Ar = 2-BrC6H4) была ниже 54% [227]. 

 
Схема 41 

В 2012 году на единственном примере было показано, что взаимодействие 5-

амино-3-метилизоксазола 143 с азлактоном 2 при кипячении в EtOH приводит к 
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изоксазоло[4,5-e]оксазоло[5,4-b]пиридину 144 [228] (Схема 42). 

 
Схема 42 

Конденсированные трициклические тиохромено[2,3-b]пиридины 146 были 

синтезированы тандемом реакций [3+3] аннелирования и внутримолекулярного 

нуклеофильного замещения (2-хлорароил)тиоацетанилидов 145 с 4-арилиден-2-

фенилоксазол-5(4H)-онами 22 [229] (Схема 43). 

Схема 43 

Катализируемое присоединение 1,2-диеналя 147 к азлактону 2 привело к 

формированию спиросоединения 148, которое без выделения нагревали в растворе 

толуола c солью эфира аминокислоты. В результате этого были получены соединения 

149 с выходом 43–46% и энантиомерным избытком 99% [230] (Схема 44). 

 

Схема 44 

Реакцией альдимина 150 и α,β-ненасыщенных азлактонов 22 в присутствии 

бифункционального катализатора 151 осуществлен асимметрический синтез 

пирроло[3,2-c]хинолинов 152 [231] (Схема 45). 
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Схема 45 

Реакция енаминов 116 с азлактоном 15 при кипячении в хлорбензоле [62] или 

нагревании в микроволновом реакторе [63] приводит к амидам 3-аминопиридин-2(1Н)-

онов 153 (Схема 46). 

 

Схема 46 

Аналогичным образом при нагревании в микроволновом реакторе и 

использовании в качестве катализаторов Bi(NO3)3·5H2O или AcOH протекает реакция 

циклических енаминов 118 с азлактоном 15. Выходы продуктов 154 находятся в 

интервале 48–99% [64] (Схема 47). 

 

Схема 47 

Взаимодействие 4-этоксиметиленоксазол-5(4H)-она 15 с фосфораном 122а при 

комнатной температуре приводит к образованию соединения 155, которое в процессе 

хроматографической очистки гидролизовалось до енамина 156. Этот же продукт был 

получен при нагревании исходных соединений 122a и 15 в анизоле. При нагревании 

енамина 156 в уксусной кислоте с хорошим выходом был получен 3-аминопиридин-

2(1H)-он 157 [216] (Схема 48). 

 

Схема 48 
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При попытке синтеза 4-(2-аминобензилиден)-2-фенилоксазол-5(4H)-она 159 из 2-

аминобензальдегида 158 и оксазолона 92 в пиридине из реакционной среды был 

выделен аминохинолин-2-он 160 с выходом 67% [232] (Схема 49). 

 

Схема 49 

Нагревание Е-изомеров азлактонов 161a-d в избытке триэтилфосфита приводит к 

восстановлению нитрогруппы и внутримолекулярной циклизации интермедиатов 162a-d 

в оксазоло[5,4-b]хинолины 163a-d, которые в результате щелочного гидролиза 

превращались в 3-аминохинолин-2-оны 164a-d [233] (Схема 50). 

 

Схема 50 

Восстановление азлактона 161е (R = Ph) водородом над Pd/C в течение 15 мин при 

комнатной температуре приводит к 4-(2-аминобензилиден)-2-фенилоксазол-5(4H)-ону 

159. Увеличение времени реакции до 30 мин позволяет получить N-(2-оксо-1,2,3,4-

тетрагидрохинолин-3-ил)бензамид 165. Азлактон 161е циклизуется в 3-бензамидо-1H-

хинолин-2-он 164е при облучении УФ-светом в растворе ацетона [234] (Схема 51). 

 

Схема 51  
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В то же время 3-ацетамидохинолин-2-он 164f образуется сразу же при 

восстановлении нитрогруппы азлактона (E)-161f (R = Me) водородом над никелем Ренея. 

При использовании (Z)-изомеров азлактонов 161 образование производных 

амидохинолин-2-она не происходило [235] (Схема 51). 

В случае если аминогруппа в бензольном кольце азлактона имеет заместители, то 

реакция может пойти по другому направлению. В 2013 году был разработан 

катализируемый Sc(OTf)3 внутримолекулярный тандемный процесс 1,5-гидридного 

переноса в азлактоне 166 с образованием спиросоединений 167, в результате гидролиза 

которых были получены 3-амино-3-карбокситетрагидрохинолины 168 [236] (Схема 52). 

 

Схема 52 

В работе [237] сообщается о превращениях гетероциклических енаминов 169а-е, 

полученных конденсацией метилзамещенных азотистых гетероциклов с DMF-DMA или 

трет-бутокси-бис(диметиламино)метаном [238, 239]. Реакция этих соединений с 

азлактоном 92 в уксусном ангидриде приводит к образованию интермедиатов 170a-e, 

способных к внутримолекулярной циклизации с образованием конденсированных 

систем 171a-e (Схема 53). 

 

Схема 53 

Интересный способ получения 5,6-дигидро-1H-пиридо[1,2-a]хинолин-1-онов 

175a-d предложен авторами работы [240]. Каталитическим восстановлением пиранонов 

172a-d были получены производные хинолина 173a-d, которые под действием уксусного 

ангидрида при комнатной температуре превращались в азлактоны 174a-d. Нагревание 
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соединений 174a-d в уксусной кислоте приводило к 5,6-дигидро-1H-пиридо[1,2-a]-

хинолин-1-онам 175a-d с выходами 75–80% (Схема 54). 

 

Схема 54 

Взаимодействие азлактона 92 и 3-N-замещенных изатиниминов 176 приводит к 

образованию функционально замещенных хинолин-2-онов 177 с выходами 30–56% [241] 

(Схема 55). 

 

Схема 55 

1.4. Синтез производных 5-аминопиримидин-6-онов 

Взаимодействие 4-арилиден-2-фенилоксазол-5(4H)-онов 40 с ариламидинами 178 

в условиях микроволнового излучения в присутствии Et3N [242] или CsF [243], приводит 

к транс-аминопиримидинонам 179 (Схема 56). Высокие выходы целевых продуктов 179 

(78–88%) при использовании CsF удавалось достичь с азлактонами, которые содержат 

электроноакцепторные группы. В случае электронодонорных групп выходы были ниже 
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(61–63%). Диастереоселективность реакции, образование транс-изомера, авторы 

объясняют эффектом электронного отталкивания между заместителями Ar
1
 и Ar

2
. 

 

Схема 56 

Замещенные амидины, такие как 1,5-диазабицикло[4.3.0]нон-5-ен (DBN) 180a или 

1,8-диазабицикло[5.4.0]ундец-7-ен (DBU) 180b, реагируют с арилиденазлактонами 40 

иначе. При взаимодействии соединений 40 с амидинами 180а,b были получены 

производные 1-азабицикло[3.3.0]окт-3-ен-2-она 181 с выходами 50–90% [244] (Схема 

57). 

 

Схема 57 

Реакция азлактонов 40 с 3-амино-1,2,4-триазолом 182 или 5-аминотетразолом 183 

при кипячении в ДМФА приводит к образованию амидов 184 и 185 (Схема 58). 

Полученные амиды 184 при нагревании в ДМФА с каталитическим количеством АсОН 

способны циклизоваться в тетрагидро-1,2,4-триазоло[1,5-a]пиримидины 186. В то же 

время производные тетразола 185 в эту реакцию не вступают [245]. 

 

Схема 58 
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Аналогично протекает реакция 2-аминобензимидазола 187 с азлактонами 40 [245]. 

Продукты 188 образуются при комнатной температуре, а их циклизация в тетрагидро-

1,2,4-триазоло[1,5-a]пиримидины 189 происходит при кипячении в ДМФА (Схема 59). 

 

Схема 59 

2-Амино-5-арил-1,3,4-оксадиазолы 190 реагируют с 4-арилиден-5-оксазолонами 

191 при длительном кипячении в диоксане с образованием оксадиазоло[3,2-a]-

пиримидинов 192 с хорошими выходами [246] (Схема 60). 

 

Схема 60 

Реакцией 3-амино-5-метилизоксазола 137 с азлактонами 22 при кипячении в 

диоксане с хорошими выходами была получена серия изоксазоло[2,3-a]пиридинов 194 

[247] (Схема 61). 

 

Схема 61 

Взаимодействие 3-имино-1,4,2-дитиазолов 195 и 4-арилиден-5(4H)-оксазолонов 36 

в микроволновом реакторе приводит к смеси изомерных дитиазоло[4,5-a]пиримидинов 

196 и 197 с выходами 79–90% [248] (Схема 62). Реакция протекает с высокой 

диастереоселективностью: в продуктах реакции преобладают цис-изомеры (цис-/транс-, 

>96/4). При обычном нагревании до 85°С время реакции увеличивается до 4–6 ч, а также 
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уменьшаются выходы (35–48%) и диастереоселективноть (цис-/транс-, >53/42). 

 

Схема 62 

2-Аминопиридин 198a [249–251], 2-аминопиразин 198b [251], 2-аминопиримидин 

198c [252] одинаково реагируют при нагревании с 4-арилиден-5(4H)-оксазолонами 36 в 

этиленгликоле, образуя имидазо[1,2-a]пиридины 199a, имидазо[1,2-a]пиразины 199b или 

имидазо[1,2-a]пиримидины 199c (Схема 63). 

 

Схема 63 

Реакция тиурониевых солей 200 с азлактоном 2 также не приводит к производным 

пиримидина [135]. Кипячением эквимолярных количеств гидрохлорида S-

бензилизотиомочевины 200, азлактона 2 и 1.5-кратного избытка триэтиламина в этаноле 

был получен иминоимидазолидинон 201 (Схема 64). 

 

Схема 64  
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В то же время присоединение N-арилдитиокарбаминовых кислот 202 к 4-

арилиден-5-оксазолонам 40 приводит к 2-тиоксо-1,3-тиазин-4-онам 203 с хорошими 

выходами [253] (Схема 65). 

 

Схема 65 

Однако азлактоны 15, 48 и 205 с тиурониевыми солями 204 реагируют с 

образованием 5-бензоиламино-2-(аралкилсульфанил)пиримидин-4(3H)-онов 206. 

Взаимодействие протекало c использованием избытка Et3N в растворе EtOH при 

обычном нагревании (50–74%) [135] или в микроволновом реакторе (45–70%) [254] 

(Схема 66). 

 

Схема 66 

Бензамидины 207 способны вступать в реакции с азлактонами 208 с образованием 

5-аминопиримидинонов 209 при комнатной температуре в присутствии Na2CO3 или Et3N 

с выходами 22–97% [255–257]. Было установлено, что природа заместителя в положении 

С-2 азлактона 208 (R
3 

= OEt, R
4 

= Н) значительно влияет на выход аминопиримидинов 

209 (R
5
 = Ph, 97%; 4-ClС6H4, 96%; 2-ClС6H4, 76%; 4-MeOС6H4, 82%; Me, 19%). Замена 

этоксигруппы на N,N-диметиламиногруппу приводит к снижению реакционной 

способности азлактона и в присутствии Na2CO3 азлактон 208 (R
3 

= NMe2, R
4 

= Н, R
5 

= 

Ме) не реагирует с N-(карбоксиметил)бензамидином 207 (R
1
 = Ph, R

2
 = CH2CO2t-Bu), но 

реагирует с амидином (R
1
= Ph, R

2
= CH2CO2Н) при нагревании в ДМФА в течение 12 ч с 

выходом 32%, а с незамещенным амидином в этих же условиях даёт продукт с выходом 

38% (Схема 67). 



37 

 

Схема 67 

Натриевые соли азлактонов 210 тоже реагируют с бензамидинами 207 при 

кипячении в MeCN. Однако в этом случае реакция протекает не селективно и приводит к 

смеси изомерных продуктов 211 и 212 с выходами 28–47% и 29–41% соответственно 

[257] (Схема 68). Азлактоны 210 аналогично взаимодействуют с гидрохлоридом орто-

метилизомочевины и с сульфатом 2-метилизотиомочевины при длительном кипячении в 

ацетонитриле [258]. 

 

Схема 68 

4-Этоксиметил(этил)идензамещенные 2-фенил-5(4Н)-оксазолоны 15 и 48 

реагируют при кипячении в бензоле с метил-2-аминопиридинами 213 с образованием 

азлактонов 214, дальнейшее нагревание которых в EtOH приводит к производным 

аминопиримидина 215 [146]. 4-Оксопиридо[1,2-b]пиримидины 215 могут быть 

получены также в одну стадию, если исходные соединения длительно нагревать в EtOH 

(Схема 69). 

 

Схема 69 

Многие азотсодержащие гетероциклы 216, имеющие аминогруппу в α-положении 
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по отношению к азоту кольца, реагируют подобно амидинам с 4-этоксиметилен-2-

фенил-5(4Н)-оксазолоном 15, с образованием производных пиримидинона 217 [144] 

(Схема 70). 

 

Схема 70 

Нагревание азлактона 15 с 1H-бензо[d]имидазол-2-амином 218 в микроволновом 

реакторе также приводит к пиримидо[1,2-а]бензимидазолу 219 [139] (Схема 71). 

 

Схема 71 

В 1981 году [146] было описано, что 2-аминотиазол 220 при кипячении в EtOH в 

течение 5 дней с азлактоном 15 дает смесь продуктов 221 и 222 с выходами 68% и 9% 

соответственно, а с азлактоном 48 приводит только к соединению 223 с выходом 82%. 

Нагревание 2-аминотиазола 220 с азлактоном 15 в бензоле с выходом 96% приводит 

исключительно к соединению 221, которое при нагревании в АсОН в течение 24 ч 

превращается в тиазоло[2,3-b]пиримидин 222 (Схема 72). 

 

Схема 72 

Азлактон 170f, образующийся при нагревании соединений 169f и 92, при 

кипячении в спиртовом растворе MeONa превращается в 7-метоксипиримидо[1,2-b]-
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пиридазин 171f [259] (Схема 73). 

 

Схема 73 

Таким образом, имеющиеся в научной литературе данные свидетельствуют о 

широком использовании азлактонов в синтезе 3-аминопиридин-2(1Н)-онов и их 

гетероаналогов. Как правило, такие соединения получают реакцией азлактонов с 

енолами, енаминами, амидинами или циклическими соединениями, имеющими амино- 

или гидроксильную группу. Несмотря на большой объем исследований, возможности 

такого подхода далеко не исчерпаны. Известные реакции часто представлены лишь на 

единичных примерах, что не позволяет судить о закономерностях их протекания, 

ограничениях метода, а также о влиянии строения реагирующих соединений на выход и 

состав продуктов.  
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ГЛАВА 2. ОБСУЖДЕНИЕ РЕЗУЛЬТАТОВ

 

Несмотря на широкий спектр практически полезных свойств 3-аминопиридин-

2(1Н)-онов, используемые методы их синтеза многостадийны и не универсальны. 

Большинство из них не позволяет получать 4-арилзамещенные производные 3-

аминопиридин-2(1Н)-онов, представляющие интерес как люминесцентные красители и 

предшественники бензо[c][1,7]нафтиридин-4(3H)-онов. В то же время известно, что 

взаимодействие 1,3-С,N-бинуклеофилов с азлактонами может приводить к образованию 

амидов 3-аминопиридин-2(1Н)-онов. Перспективность такой стратегии очевидна ввиду 

доступности и широкого разнообразия исходных реагентов, а также экспериментальной 

простоты проведения реакций. Систематического исследования настоящего подхода к 

получению 3-аминопиридин-2(1Н)-онов ранее не проводилось, не были выяснены его 

возможности и ограничения. С целью частичного решения этой проблемы нами была 

синтезирована серия азлактонов (Рисунок 1) и 1,3-С,N-бинуклеофилов (Рисунок 2). 

 

 

Рисунок 1 

                                            

 нумерация соединений в Главе 1 и 2 независимая 
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Рисунок 2 

2.1. Синтез исходных соединений 

2.1.1. Синтез азлактонов 

Конденсацией ароматических альдегидов с гиппуровой кислотой при нагревании 

в полифосфорной кислоте (ПФК) при 85°С с выходом 48–90% синтезированы азлактоны 

1-12 по известной методике [98] (Схема 1). Кроме этого нами была разработана 

модифицированная методика, в которой в качестве дегидратирующего реагента 

использовался пропионовый ангидрид (Схема 1). 

Применение пропионового ангидрида, в отличие от уксусного, позволяет 

проводить реакцию быстрее и облегчает выделение продукта, который при охлаждении 

выпадает из реакционной среды. На основании спектров ЯМР 
1
Н, 

1
H–

1
H NOESY и 

1
H–

13
C HMBC было установлено, что при получении азлактона 1 в ПФК образуется смесь E- 

и Z-изомера в соотношении 1:1 с суммарным выходом 90%. В то же время, в результате 

нагревания гиппуровой кислоты и бензальдегида в пропионовом ангидриде и 

присутствии ацетата натрия, с выходом 56%, был выделен только Z-изомер 1. 

4-Бензилиден-2-метилоксазол-5(4H)-он 13 получали из бензальдегида и N-

ацетилглицина [262], а азлактон 14 из гиппуровой кислоты и фталевого ангидрида при 

нагревании в уксусном или пропионовом ангидриде [263]. Азлактоны 15-21 были 

получены реакцией соответствующих производных гиппуровой кислоты и ортоэфиров с 

пропионовым ангидридом [103, 264–266]. Азлактон 20 синтезировали из гиппурата 

натрия и уксусного ангидрида [103], а 4-трифторацетил-5-гидрокси-2-фенилоксазолон 

21 – из гиппуровой кислоты и трифторуксусного ангидрида [267] (Схема 1). 
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Схема 1 

2.1.2. Синтез 1,3-С,N-бинуклеофилов 

Енамины 22a,b и 23 были получены из ацетоуксусного эфира или ацетилацетона 

реакцией с ацетатом аммония или метиламином по известным методикам [268–270]. 

Реакцией нитроацетофенонов 38 и 39 [271, 272] с анилином в уксусной кислоте [273] 

при нагревании были получены анилы нитроацетофенонов 40 и 41, которые 

претерпевали переаминирование в спиртовом растворе аммиака в соответствующие 

енамины 24 и 25 (Схема 2). 

 

Схема 2 

5-Амино-3-метил-1-фенил-1H-пиразол 26 получен кипячением в 1N HCl смеси 3-

аминокротононитрила и фенилгидразина с выходом 70% по известной методике [274]. 

Синтез изохинолинов 27-35 осуществлен трехкомпонентной конденсацией 

активированных аренов 42-46 с нитрилами 47-49 и 2-метилпропаналем в серной кислоте 
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[275, 276], а соединение 34 – по реакции Риттера карбинола 50 с ацетонитрилом в 

серной кислоте [277]. Изохинолин 35 получен реакцией Бишлера-Напиральского из N-

(3,4-диметоксифенил)ацетамида 51 [278] (Схема 3). Выходы изохинолинов 27-35 

составили 53–87%. 

 

Схема 3 

В связи с тем, что соединения 32 и 33 при длительном хранении неустойчивы, они 

были превращены в гидрохлориды 32·HCl и 33·HCl обработкой их растворов в 

диэтиловом эфире током сухого HCl. Для получения свободного основания растворы 

гидрохлоридов 32·HCl и 33·HCl в воде обрабатывали раствором аммиака. 

Рацемические планарно-хиральные (rac)-3,3-диметил-3,4-

дигидроферроцено[c]пиридины 36 и 37 были получены из 2-метил-1-

ферроценилпропан-1-ола 52 и соответствующих нитрилов (ацетонитрила 47 или 

пропионитрила 48) в присутствии метансульфокислоты в «Лаборатории синтеза 

активных реагентов» ИТХ УрО РАН (г. Пермь) и переданы нам. 

 

Схема 4 
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2.2. Реакции азлактонов с 1,3-C,N-бинуклеофилами 

2.2.1. Реакции 4-арилиден-2-арил-1,3-оксазол-5(4H)-онов с енаминами 

Известно, что азлактоны могут вступать во взаимодействие с енаминами 1,3-

дикетонов и 1,3-кетоэфиров с образованием соответствующих амидов 3-амино-4-арил-

3,4-дигидропиридин-2(1H)-онов [62–65]. Окисление этих соединений могло бы привести 

к образованию амидов 3-амино-4-арилпиридин-2(1Н)-онов. Однако до настоящего 

времени такая реакция реализована не была. Нами был осуществлен синтез этил-4-арил-

2-метил-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-1,4,5,6-тетрагидропиридин-3-карбоксилатов 

53a-57a и 53b взаимодействием азлактонов 1-5 с енаминами 22а,b. Реакцию проводили 

по модифицированной методике в отсутствии растворителя при нагревании реагентов до 

180°С в течение 1.5 ч. Выходы продуктов 53a-57a и 53b составили 53–95% (Схема 5, 

Таблица 1). Попытки получить 3-амино-5-нитропиридин-2(1H)-он 58 реакцией 

азлактона 1 с енамином нитроацетофенона 24 в результате длительного кипячения в 

хлорбензоле или при нагревании до 180°С не увенчались успехом. Из реакционной 

смеси были выделены лишь исходные соединения (Схема 5). 

 

Схема 5 

Таблица 1. Выходы изомеров соединений 53a-57a и 53b 

Соединение X R 
Выход,% 

цис-изомер транс-изомер 

53a H H 58 – 

54a OMe H 53 – 

55a Cl H 74 – 

56a F H 64 22 

57a NO
2
 H 79 16 

53b H Me 47 18 

Соединения 53a-55a были выделены в виде цис-изомеров, а 56a, 57a и 53b в виде 

смесей цис-/транс-изомеров в соотношении 47/18 (соединение 53b, общий выход 65%), 
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32/11 (56a, 86%) и 79/16 (57a, 95%) соответственно. (Таблица 1). Смеси изомеров 

разделены колоночной хроматографией на силикагеле. При взаимодействии азлактонов 

1-5 и енаминов 22a,b, вероятно, изначально образуется смесь изомеров, но в результате 

таутомеризации транс-изомер превращается в термодинамически более стабильный 

цис-изомер [62] (Схема 6). Транс-изомеры, содержащие фтор (56a) и нитрогруппу (57a) в 

ароматическом заместителе, а также метильный заместитель при атоме азота (53b), 

труднее таутомеризуются из-за того, что их низкая растворимость в реакционной среде 

ингибирует таутомерно-изомерный процесс. Необходимо отметить, что выход 

дигидропиридонов 55a-57a, содержащих акцепторные заместители в арильном 

фрагменте, были несколько выше, по сравнению с выходами незамещенного (53a) или 

метоксизамещенного продукта (54a). 

 

Схема 6 

Строение и состав полученных соединений подтвержден данными ИК-, ЯМР-

спектроскопии, элементным анализом и РСА (Рисунок 3). В спектрах ЯМР 
1
Н цис-

изомеров 53a-57a протоны пиридонового цикла в положении С-4 присутствуют в виде 

дублетов, а в положении С-5 – в виде дублета дублетов с 
3
J5-СH, NH = 5.3–6.7 Гц и общей 

КССВ 
3
J4-СH, 5-СH = 7.4–8.0 Гц. 

По данным РСА кристалл соединения 53а состоит из одной пары энантиомеров с 

цис-расположением заместителей (Рисунок 3). Конформация пиридонового цикла может 

быть описана как «сильно искаженная ванна». Атомы N(1), C(1), C(2) и C(3) лежат в 

одной плоскости, атомы C(5) и C(4) отклоняются в одну сторону от этой плоскости на 

0.15 Å и 0.67 Å соответственно. В кристалле молекулы связаны в бесконечные цепи 

посредством межмолекулярных водородных связей N(1)–H(1)∙∙∙O(2). 
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Рисунок 3. Структура соединения 53а в представлении атомов эллипсоидами 

тепловых колебаний с 30% вероятностью. 

Окисление соединений 53а-57а и 53b в соответствующие пиридоны-2 ранее 

изучено не было. В то же время, известно, что 3,4-дигидропиридин-2(1H)-оны могут 

быть окислены MnO2 [280, 281], FeCl3 [282] или DDQ [215, 283, 284]. При действии на 

соединения 53a,b таких окислителей как MnO2, DDQ, FeCl3, хлоранила, NaNO2 в АсОН, 

K2S2O8 в MeCN или KMnO4 при нагревании в ацетоне пиридоны 59a,b получены не 

были (Схема 7). Реакция либо не протекала, либо наблюдалось осмоление реакционной 

смеси. Неудачной также оказалась попытка дегидрирования соединений 53a,b при их 

нагревании в мета-ксилоле над 10% Pd/C. 

 

Схема 7 

1,4-Дигидропиридины окисляются в пиридины довольно легко. В ряде случаев их 

ароматизация происходит кислородом воздуха уже при получении [228]. Мы изучили 

превращение 3-амино-3,4-дигидропиридин-2(1H)-она 53a в 4,7-дигидрооксазоло[5,4-b]-

пиридин 60a при действии на него таких дегидратирующих реагентов как POCl3, SOCl2, 

полифосфорная кислота (ПФК) и Ac2O в присутствии H2SO4 (Cхема 8, Таблица 2). Было 

установлено, что при нагревании с POCl3, SOCl2 или Ac2O в H2SO4 соединение 53а 

превращается в оксазоло[5,4-b]пиридин 65a в результате окисления интермедиата 60а 

кислородом воздуха (Схема 8, Таблица 2). В зависимости от используемого реагента 
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соединение 65a получено с различными выходами: 40% (POCl3), 34% (SOCl2) и 10% 

(Ас2О/H2SO4). Поскольку лучшие выходы достигались при нагревании соединения 53а в 

POCl3, то оксазоло[5,4-b]пиридины 66a-69a были получены в аналогичных условиях 

(Схема 8). Выходы оксазоло[5,4-b]пиридинов 65a-69a лежали в интервале 23–47% 

(Таблица 3). 

Таблица 2. Выходы оксазоло[5,4-b]пиридина 65a при действии на соединение 53a 

дегидратирующих реагентов 

Реагент Т, °С Время, ч Выход, % 

POCl3 25 24 0 

POCl3 110 1.5 40 

SOCl2 25 24 0 

SOCl2 75 3 34 

Ac2O/H2SO4 140 17 10 

ПФК 150 10 0 

 

Схема 8 

Таблица 3. Выходы оксазоло[5,4-b]пиридинов 65a-69a 

Соединение R Выход, % 

65a H 40 

66a OMe 23 

67a Cl 47 

68a F 46 

69a NO2 40 

Строение соединений 65a-69a подтверждено данными ЯМР 
1
Н, 

13
С и ИК-

спектров, а также элементным анализом. В ИК-спектрах этих соединений наблюдается 

полоса поглощения при 1620–1623 см
-1

, характерная для колебаний С=N в цикле 

оксазоло[5,4-b]пиридинов, а также при 1720–1721 см
-1 

полоса колебаний карбонила 

CO2Et группы. Спектры ЯМР 
1
Н и 

13
С просты для интерпретации и соответствуют 

структуре этих соединений. 
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Оксазоло[5,4-b]пиридины 65a-69a при нагревании с водно-спиртовым раствором 

NaOH в течение 1.5 ч подвергаются раскрытию оксазольного цикла, превращаясь в 

амиды 59a, 70a-73a с выходом 74–94% (Схема 9, Таблица 4). 

 

Схема 9 

Таблица 4. Выходы 5-бензамидопиридин-2(1H)-онов 59a, 70a-73a 

Соединение R Выход, % 

59a H 84 

70a OMe 74 

71a Cl 89 

72a F 80 

73a NO2 94 

Этоксикарбонильная группа в этих условиях гидролизу не подвергается. 

Сохранение в структуре соединений 59a, 70a-73a сложноэфирной группы 

подтверждается наличием колебаний C=O в диапазоне 1720-1722 см
-1

, а в спектрах ЯМР 

1
Н присутствует триплет при 0.68-0.77 м.д. и квартет при 3.75-3.82 м.д. группы CO2Et c 

3
J = 7.0–7.2 Гц. В спектрах ЯМР 

13
С этих соединений сигнал атома углерода 

карбонильной группы (CO2Et) проявляется в области 160.2–166.1 м.д., а сигнал атома 

углерода амидной группы (NHCOPh) регистрируются в области 165.8–166.3 м.д. В ИК-

спектрах соединений 59a, 70a-73a также имеются уширенные полосы поглощения 

валентных колебаний NH-связей при 3249-3288 см
-1

 и 3119-3132 см
-1

, а также полосы 

поглощения при 1634-1643 см
-1

 и 1664-1674 см
-1

 обеих N-C=O групп. 

Гидролиз оксазоло[5,4-b]пиридина 65a в концентрированной HCl привел к 5-

аминопиридин-2(1H)-ону 74a с выходом 82% (Схема 10). Необходимо отметить, что и в 

случае кислотного гидролиза этоксикарбонильная группа также остается неизменной, 

видимо, из-за стерических и электронных факторов, затрудняющих подход нуклеофила 

и образование тетраэдрического интермедиата. В спектре ЯМР 
1
Н этого соединения при 
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0.77 и 3.83 м.д. имеется триплет и квартет с КССВ 
3
J = 7.1 Гц, отвечающий резонансу 

протонов этильной группы, а также уширенный сигнал двух протонов первичной 

аминогруппы при 4.07 м.д. и N-H протона пиридонового цикла при 12.80 м.д. В спектре 

ЯМР 
13

С этого соединения в слабом поле имеются сигналы 167.2 и 159.1 м.д., которые 

соответственно относятся к атомам углерода карбонильной и N-C=O групп. В ИК-

спектрах имеются две узкие полосы при 3354 и 3476 см
–1

 валентных колебаний NH-

связей, а при 1706 и 1650 см
-1

 полосы колебаний 3-C=O и N-C=O групп. 

 

Схема 10 

Таким образом нами найден новый подход к синтезу 3-амино-4-арилпиридин-

2(1Н)-онов, в основе которого лежит взаимодействие енаминов с 4-арилиденоксазол-

5(4H)-онами. С целью изучения использования этого подхода для синтеза 

конденсированных производных 3-амино-4-арилпиридин-2(1Н)-она были получены 

тетрагидро-1H-пиразоло[3,4-b]пиридиноны 75a-c. Синтез тетрагидро-1H-пиразоло-  

[3,4-b]пиридонов хорошо известен [224–226]. Ранее он осуществлялся нагреванием 5-

аминопиразолов с азлактонами в различных растворителях. Мы изучили взаимодействие 

этих соединений в отсутствии растворителя. При сплавлении 5-аминопиразола 26 с 

азлактонами 1, 2 или 4 при 180°С реакция приводила к соединениям 75a-c с выходами 

45–62% (Схема 11). Стереоселективность образования этих соединений обусловлена 

теми же факторами, которые характерны для соединений 53a-57a и 53b. 

В литературе отсутствует информация о превращении тетрагидро-1H-

пиразоло[3,4-b]пиридинонов в производные 5-аминопиразоло[3,4-b]пиридин-6-она. При 

кипячении соединений 75a-c в растворе POCl3 в течение 3 ч были получены 

оксазоло[5,4-b]пиразоло[4,3-e]пиридины 76a-c с выходами 49–64%. В результате 

нагревания соединений 76a-c в смеси гидразингидрат/КОН/ДМСО [285] происходит 

раскрытие кольца оксазола и гидрозинолиз амидной группы с образованием 5-

аминопиразоло[3,4-b]пиридин-6-онов 77a-c с выходами 80–91% (Схема 11). 



50 

 

Схема 11 

Необходимо отметить, что 7-арилоксазоло[5,4-b]пиридины представляют 

самостоятельный интерес. Недавно в нашей лаборатории была обнаружена новая 

перегруппировка этих соединений в бензо[c][1,7]нафтиридин-4(3H)-оны [261]. Однако 

ранее 6-функционально замещенные производные в эту реакцию не вводились. Было 

показано, что при нагревании оксазоло[5,4-b]пиридина 65a с AlCl3 в хлорбензоле он 

превращается в 2-метил-4-оксо-6-фенил-3,4-дигидробензо[c][1,7]нафтиридин-1-

карбоновую кислоту 78a с выходом 64% (Схема 12). 

 

Схема 12 

В ЯМР 
1
Н спектре полученного соединения 78a в области 7.82-7.97 м.д. имеются 

сигналы фенильного заместителя, а в более слабом поле регистрируются сигналы 

четырех протонов бензо[c][1,7]нафтиридинового цикла. В спектре ЯМР 
13

С 

присутствуют сигналы атома углерода карбоксильной группы (173.4 м.д.) и сигнал атома 

С-6 при 159.9 м.д. В ИК-спектре кислоты 78a имеются группы полос колебаний, 

относящиеся к колебаниям карбоксильной группы в области 2477-3285 см
-1

 и валентным 

колебаниям группы С=О в области 1719 см
–1

, а также полосы 1659 и 3571 см
-1

, 

относящиеся соответственно к колебаниям групп (N-С=О) и 9-NH. 

Аналогичным образом была осуществлена перегруппировка оксазоло[5,4-b]-

пиразоло[4,3-e]пиридинов 76a,c при нагревании в хлорбензоле с двукратным избытком 

безводного хлорида алюминия, в результате которой получена ранее неизвестная 

полициклическая система 3,4-дигидро-5H-бензо[c]пиразоло[4,3-f][1,7]нафтиридин-5-она 
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79a,c (Схема 13). 

 

Схема 13 

Азлактон 14 с енаминами 22a,b и 23-25 не реагировал ни при нагревании в MeCN 

или хлорбензоле, ни в отсутствии растворителя. Из реакционной смеси были выделены 

лишь исходные реагенты. Реакция азлактона 15 с енаминами 22а и 23 хорошо известна 

[62-64], она приводит к соответствующим производным 3-аминопиридин-2(1Н)-она. При 

взаимодействии енамина нитроацетофенона 24 с 4-(этоксиметилен)-2-фенилоксазол-

5(4H)-оном 15 мы ожидали аналогичных превращений, приводящих к 3-амино-5-

нитропиридин-2(1Н)-ону 80. Однако в результате нагревания реагентов 24 и 15 в AcOH 

или PhCl новых соединений обнаружено не было (Схема 14). При проведении реакции в 

ДМСО с трет-BuOK или диоксане, содержащем Et3N, продуктом взаимодействия 

оказалось соединение 81, образующееся в результате замещения этоксигруппы (Схема 

14). 

 

Схема 14 

Строение продукта 81 было доказано данными ИК и ЯМР спектроскопии и 

подтверждено РСА (Рисунок 4). Соединение 81 кристаллизуется в пространственной 

группе P 21/c моноклинной сингонии. В кристалле молекула стабилизирована за счет 

образования внутримолекулярной водородной связи между атомами N(2)–H(2)∙∙∙O(3). 
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Рисунок 4. Структура соединения 81 в представлении атомов эллипсоидами тепловых 

колебаний с 50% вероятностью. 

2.2.2. Реакции 4-арилиденоксазол-5(4H)-онов с 1-алкил-3,4-дигидроизохинолинами 

Пиридо[2,1-a]изохинолиновая система является важным гетероциклическим 

каркасом, который встречается в таких алкалоидах как оксиберберин, оксипалматин, 

алангимарин и других (Схема 15) [28, 32, 33, 35, 36, 44]. Наиболее рациональные 

подходы к синтезу этой гетероциклической системы основаны на однореакторных, 

тандемных и домино-реакциях [26]. К их числу может относится взаимодействие 3,4-

дигидроизохинолинов с азлактонами (Схема 15). 

 

Схема 15  
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Этим методом могут быть получены пиридо[2,1-a]изохинолины, строение 

которых позволяет предполагать, что они могут быть превращены в соответствующие 

бензо[c]изохинолино[1,2-g][1,7]нафтиридин-7-оны, являющиеся гетероаналогами 

бербериновых алкалоидов. 

Известно, что 1-алкил-3,4-дигидроизохинолины могут существовать в двух 

таутомерных формах: иминной и енаминной [286–291]. В ряде случаев они реагируют с 

электрофилами по экзоциклической двойной связи енаминной формы [68, 290]. В 

литературе известны примеры синтеза 2-арил-2H-пиридо[2,1-a]изохинолинов 

взаимодействием 4-арилиден-2-фенилоксазол-5(4H)-онов с 1-алкил-3,4-

дигидроизохинолинами [68, 215]. Однако возможности этой реакций изучены 

недостаточно. Было установлено, что при нагревании соединений 1 и 29 до 180°С в 

отсутствии растворителя реакция не протекает, а при нагревании в растворе MeCN они 

реагируют. Поэтому реакцию 1-метил-3,4-дигидроизохинолинов 27-30 с азлактонами 1, 

2, 5-13 проводили в ацетонитриле при кипячении в течение 0.5–5 ч. Продуктами этой 

реакции были смеси цис-/транс-изомеров тетрагидропиридо[2,1-a]изохинолинов 82-96, 

полученные с суммарными выходами 56–97% (Схема 16, Таблица 5). 

Реакция смеси Z- и E-изомера 1 (соотношение 1:1) или Z-изомера 1 с 3,4-

дигидроизохинолином 29 при кипячении в MeCN в течение 3 ч, по данным спектров 

ЯМР 
1
Н, в обоих случаях приводит к смеси цис-/транс-изомеров 84 в одинаковых 

соотношениях 1:1.7 с выходом 94%. 

Анализ полученных результатов показал, что природа заместителей в 1-метил-3,4-

дигидроизохинолинах 27-30, а также 2-арил-4-арилиденоксазол-5(4H)-онах 1, 2, 5-12 не 

оказывает существенного влияния на выходы и диастереоселективность реакции (Схема 

16, Таблица 5). В то же время замена арильного заместителя на алкильный в положении 

С-2 азлактона (29 + 13) приводит к заметному уменьшению выхода продукта 96 (56%). 

Увеличение акцепторных свойств арильного заместителя в положении С-4 азлактона 

ведет к уменьшению времени реакции. Так, реакция азлактона 5 (Ar=4-O2NC6H4), 1 

(Ar=Ph), 2 (Ar=4-MeOC6H4) и 7 (Ar=3,4,5-(MeO)3C6H2) с изохинолином 29, по данным 

ТСХ, заканчивается через 0.5, 3, 4.5 и 5 ч соответственно. 
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Схема 16 

Таблица 5. Выходы тетрагидро-2H-пиридо[2,1-a]изохинолинов 82-96
* 

Реагенты Продукт Выход, %
** 

Реагенты Продукт Выход, %
** 

Реагенты Продукт Выход, %
** 

27+1 82 92, (39/53) 30+1 87 89, (39/50) 29+7 92 85, (37/48) 

28+1 83 93, (42/51) 27+2 88 82, (32/50) 29+9 93 86, (35/51) 

29+1 84 94, (35/59) 29+2 89 83, (37/46) 29+8 94 84, (38/46) 

29+11 85 90, (40/50) 29+5 90 97, (40/57)
 

29+10 95 71, (33/38)
 

29+12 86 94, (42/52) 29+6 91 82, (32/60) 29+13 96 56, (24/32) 
*
Условия реакции: азлактон (10 ммоль), 1-метил-3,4-дигидроизохинолин (15 ммоль) и 100 мл MeCN; 

**
выход указан после разделения изомеров с помощью колоночной хроматографии, (цис-/транс-, %) 

Необходимо отметить, что транс-изомеры имеют низкую растворимость в 

ацетонитриле, поэтому частично выпадают из реакционной среды. Полученная после 

упаривания ацетонитрила смесь была разделена колоночной хроматографией на 

силикагеле. В ИК-спектрах соединений 82-96 наблюдаются полосы поглощения двух N-

C=O групп в области 1633-1693 см
-1

. Кроме того, в ИК-спектре наблюдается поглощение 

N-H связей при 3198-3426 см
-1

. В спектрах ЯМР 
13

С присутствуют сигналы при 165.3-

168.2 м.д. и 167.1-170.1 м.д., которые указывают на наличие двух N-C=O групп. 

Соотнесение изомеров было выполнено на основании величин вицинальных КССВ. Для 

цис-изомеров 82-96 в спектрах ЯМР 
1
H наблюдается 

3
JH-2,H-3 = 7.2-7.6 Гц, а для транс-

изомеров это значение составляет 
3
JH-2,H-3 = 13.9-14.5 Гц. 

Известно, что 3,4-дигидропиридин-2(1Н)-оны окисляются в производные 

пиридин-2(1Н)-онов с невысокими выходами [215, 280–284]. На примере смеси 

изомеров соединения 84 мы изучили взаимодействие тетрагидро-2H-пиридо[2,1-a]-

изохинолинов с окислителями (Таблица 6).  
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Таблица 6. Взаимодействие соединения 84
*
 с окислителями 

 

Опыт Окислитель Растворитель Температура Время, ч Выход 99**,%
 

1 KMnO4 Ацетон 25 12 – 

2 NaNO2/AcOH AcOH 70 1.5 – 

3 MnO2 Толуол 110 12 – 

4 Хлоранил СНCl3 25 20 – 

5 Хлоранил СНCl3 60 12 34
*** 

6 DDQ СНCl3 25 0.5 66
**

 

7 AgNO3/K2S2O8 MeCN-H2O 55 3 – 

8 FeCl3 AcOH 110 3 – 

9 Pd/C п-Ксилол 138 12 – 

10 (NH4)2Ce(NO3)6 Диоксан-H2O 50 12 следы
 

11 S8 Толуол 110 12 – 
*
Смесь изомеров; 

**
После очистки колоночной хроматографией; 

***
Выход молекулярного комплекса 99ʹ 

Соединение 84 оказалось инертно к действию многих окислителей. При его 

окислении (NH4)2Ce(NO3)6, в результате длительного нагревания в водном диоксане, 

продукт 99 был обнаружен только в следовых количествах. Хлоранил окислял 

соединение 84 с выходом 34% при кипячении в растворе хлороформа в течение 12 ч, 

давая продукт 99, выделенный в виде молекулярного комплекса с 2,3,5,6-

тетрахлоргидрохиноном 99ʹ (Рисунок 5). 

Лучшие результаты были получены при использовании DDQ в CHCl3 при 

комнатной температуре (Таблица 6, Схема 17). В этом случае выход соединения 99 

достигал 66% при комнатной температуре, а реакция завершалась за 0.5 ч. Причем 

окисление чистого цис-изомера 84 протекало быстрее и с большим выходом (15 мин, 

71%), чем окисление транс-изомера 84 (90 мин, 61%). Аналогично, окислением смеси 

изомеров соединений 82-96 DDQ были получены пиридо[2,1-a]изохинолины 97-111 с 

выходами 36–79%. Строение изохинолинового фрагмента молекулы 

тетрагидропиридо[2,1-a]изохинолинов 82-84 и 87 не оказывает влияния на выход 

соединений 97-99 и 102 (64–70%), так же как и варьирование заместителей при атоме 

азота N(3) у соединений 84-86 и 96 на выход соответствующих производных 99-101 и 

111 (61–68%) (Схема 17). 
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Схема 17 

Наличие в положении С-2 (Ar) электронодонорных заместителей в соединениях 

89 (Ar = 4-МеОС6Н4), 91 (Ar = 3,4-(МеО)2С6Н3) и 92 (Ar = 3,4,5-(МеО)3С6Н2) приводит к 

увеличению времени реакции и снижению выхода соответствующих соединений 104 

(38%, 1 ч), 106 (42%, 1.5 ч) и 107 (44%, 1.5 ч) по сравнению с соединениями 99 (Ar = Ph, 

66%, 0.5 ч) и 105 (Ar = 4-O2NС6Н4, 79%, 0.5 ч) (Схема 17). 

Строение продуктов 99ʹ и 104 было подтверждено с помощью РСА 

монокристалла, выращенного медленным испарением из раствора в н-бутаноле и 

хлороформе соответственно. Монокристалл соединения 99ʹ представляет собой 

сокристалл пиридо[2,1-a]изохинолина 99 с 2,3,5,6-тетрахлоргидрохиноном в 

соотношении 2:1, который кристаллизуется в пространственной группе P 21/c 

моноклинной сингонии (Рисунок 5). Кристалл соединения 104 характеризуется 

пространственной группой P 1̅ триклинной сингонии. 

 

Рисунок 5. Структура молекулярного комплекса 99ʹ (слева) и соединения 104 (справа) в 

представлении атомов эллипсоидами тепловых колебаний с 30% вероятностью. 
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В спектрах ЯМР 
1
Н соединения 99 регистрируются сигналы протонов 6-Ме2 при 

1.73 м.д. и метиленовых протонов при 2.93 м.д. в виде синглетов. Сигнал протона Н-1 

резонирует в области 6.77 м.д., а протон NH-группы смещен в слабое поле при 8.38 м.д. 

В ЯМР 
13

С спектре соединения 99 число атомов углерода соответствует предложенной 

структуре, но стоит отметить, что сигналы атомов углерода C-4 регистрируются при 

161.3 м.д., а атомов углерода амидной группы 3-NHCOPh регистрируются в более 

слабом поле в области 165.2 м.д. В ИК-спектре соединения 99 наблюдаются полосы 

поглощения характерные для валентных колебаний NH-группы при 3347 см
-1

, а также 

присутствуют две интенсивные полосы валентных колебаний групп C=O при 1686 и 

1634 см
-1

. Строение соединений 97-111 подтверждено аналогичным образом с 

использованием спектроскопии ИК и ЯМР. 

С целью получения бензо[c]изохинолино[1,2-g][1,7]нафтиридин-7-онов, 

изображенных на схеме 18, нами было проведено взаимодействие тетрагидропиридо-

[2,1-a]изохинолинов 82, 84, 88, 89, 91 и 92 с оксихлоридом фосфора при кипячении. 

 

Схема 18 
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Было показано, что неожиданным продуктом этого взаимодействия были соли 

оксазоло[4',5':5,6]пиридо[2,1-a]изохинолиния, которые мы выделяли в виде перхлоратов 

112-117 путем обмена аниона в водном растворе NaClO4 (Схема 18). 

Полученные нами перхлораты 112-117 представляют собой кристаллические 

соединения от желтого до оранжевого цвета. Их строение подтверждено совокупностью 

данных ЯМР 
1
Н, 

13
С и ИК-спектроскопии. В ИК-спектре соединения 113 отсутствуют 

сигналы валентных колебаний NH-группы и двух N-C=O групп, но имеется полоса 

поглощения при 1629 см
-1

, которая относится к колебаниям связи С(2)=N(1), а также 

интенсивная полоса поглощения при 1570 см
-1

, относящаяся к деформационным 

колебаниям оксазольного фрагмента –N=C–O–. В ИК-спектрах также присутствует 

характеристическая высокоинтенсивная полоса, отвечающая поглощению перхлорат 

анионов при 1089-1095 см
-1

. В ЯМР 
1
Н спектре соединения 113 стоит отметить, что 

сигналы некоторых протонов смещены в область слабого поля, например, ароматические 

протоны обоих бензольных колец (2- и 12-Ph) резонируют в области 7.73-8.58 м.д., а 

протон Н-11 при 8.76 м.д. В спектре ЯМР 
13

С сигналы атомов углерода С-2 и С-12 

проявляются в области 162.3 и 117.3 м.д. соответственно. Строение 5,6-

дигидрооксазоло[4',5':5,6]пиридо[2,1-a]изохинолинов 112 и 114-117 подтверждали 

аналогичным образом. 

Соль 5,6-дигидрооксазоло[4',5':5,6]пиридо[2,1-a]изохинолиния 113 при кипячении 

в водно-спиртовом растворе NaOH превращалась в смесь бензамида 99 и бензимидата 

118 в соотношении 1:1 (по данным спектра ЯМР 
1
Н) (Схема 19). Однако обработка 

реакционной смеси 6N HCl, после кипячения солей 113, 106 и 107 в водно-спиртовом 

растворе NaOH, приводит к образованию только амидов 99, 106 и 107 с выходами 50–

55%. Кипячение амидов 99, 106 и 107 в POCl3 приводит вновь к их циклизации в соли 

5,6-дигидрооксазоло[4',5':5,6]пиридо[2,1-a]изохинолиния 113, 116 и 117 (Схема 19). 

Смесь соединений 99 и 118 не удалось разделить при помощи колоночной 

хроматографии из-за близких значений Rf, поэтому нами были зарегистрированы и 

проанализированы спектры ИК- и ЯМР 
1
Н, 

13
С этой смеси. ЯМР спектры бензимидата 

118 похожи на спектры бензамида 99, при этом в спектре ЯМР 
1
Н бензимидата 118 

имеется триплет при 1.39 м.д. и квартет при 4.38 м.д. группы NCOEt c 
3
J = 7.0 Гц. В то 

же время в спектре ЯМР 
13

С сигналы атома углерода N–C=O наблюдаются в области 

166.6 м.д., а фрагмента имидоэфира (N=C–O) при 159.2 м.д. При анализе ИК-спектра 
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этой смеси можно выделить характерные полосы колебаний для азометиновой связи 

(C=N) в области 1640 см
-1

 и имидоэфирной связи (С–О) при 1279 см
-1

, что подтверждает 

образование бензимидата 118. 

 

Схема 19 

2.2.3. Реакции 4-(3-оксо-2-бензофуран-1(3H)-илиден)-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-она 

с 1-алкил-3,4-дигидроизохинолинами 

Реакция азлактона 14 с 3,4-дигидроизохинолинами ранее не изучалась. Мы 

исследовали взаимодействие этих соединений. Было установлено, что при нагревании в 

растворе ацетонитрила в течение 5 ч 2-фенил-4-фталидилиден-5-оксазолон 14 вступает 

во взаимодействие с 3,4-дигидроизохинолинами 27-31 и 35, образуя пиридо[2,1-a]-

изохинолины 119-124 с выходами 74–83% (Схема 20). Строение полученных соединений 

подтверждено данными ЯМР 
1
H, 

13
С и ИК-спектров, а состав элементным анализом. 
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Схема 20 

В ИК-спектрах соединений 119-124 наблюдаются валентные колебания 

карбонильной группы при 1726-1735 см
-1

 и широкая группа полос колебаний гидроксила 

в области 2444-3130 см
-1

. Полоса валентных колебаний NH-связей в области 3182-3388 

см
-1

 и две полосы в областях 1661-1674 и 1632-1648 см
-1

 подтверждают наличие двух -N-

C=O групп. Из-за плохой растворимости спектры ЯМР соединений 119, 122 и 124 были 

зарегистрированы в CF3CO2D. В спектрах ЯМР 
1
Н соединений 119-124 регистрируется 

синглет протона Н-1 в области 6.50-7.14 м.д., а в области 7.25-8.53 м.д. имеется девять 

протонов двух ароматических ядер: бензамидного и 2-НО2СС6Н4. Вместе с этим в 

спектре ЯМР 
13

С наблюдаются сигналы в области 157.0–161.3, 165.5–172.9 и 167.6–174.2 

м.д., которые соответственно относятся к атомам углерода С-4, NHCO и СО2Н. 

Поскольку попытки кислотного и щелочного гидролиза амидной группы в 

соединениях 119-124 приводили к трудноразделимым смесям, мы изучили возможность 

ее гидрозинолиза. Нагревание соединений 119-124 в гидразингидрате в течение 5 ч 
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привело к образованию ранее неизвестной гетероциклической системы 9,10-дигидро-

6H-бензо[c]изохинолино[1,2-g][1,7]нафтиридин-5,7-диона 125-130 с выходами 92–95% 

(Схема 21). 

 

Схема 21 

Соединения 125-130 имеют плохую растворимость в большинстве органических 

растворителей, поэтому спектры ЯМР для них были зарегистрированы в растворе 

CF3CO2D. В спектрах ЯМР 
1
Н и 

13
С, записанных в CF3CO2D, отсутствуют сигналы ядер 

атомов С(15)-H. В то же время на примере соединения 125 эти сигналы фиксируются 

при замене растворителя на ДМСО-d6. По-видимому, это связано с пиридон-

пиридольным таутомерным равновесием [292–295] (Схема 22), которое зависит от таких 

факторов как температура, концентрация, pH-среды и природа растворителя [296]. Когда 

скорость протонного обмена высока, в спектрах ЯМР наблюдается усредненный сигнал 

двух таутомерных форм. При низкой скорости могут фиксироваться обе таутомерные 

формы [297]. Если скорость превращения имеет промежуточное значение, то сигналы 



62 

уширяются, а в ряде случаев становятся малоразличимы. Подобное поведение для 

пиридонов-2 фиксировалось ранее неоднократно. 

 

Схема 22 

В ИК-спектрах соединений 125-130 имеются полосы валентных колебаний связи 

NH в области 3163–3223 см
-1

, а также две полосы колебаний карбонила амидных групп 

при 1658–1667 и 1646–1649 см
-1

. В спектре ЯМР 
13

С регистрируются сигналы атомов 

углерода С-5 и С-7 в области слабого поля при 165.2–166.0 и 160.8–164.2 м.д. 

Известно, что атом галогена в α-положении от азота пиридинового цикла легко 

вступает в реакцию нуклеофильного замещения [298]. Нагреванием 9,10-дигидро-6H-

бензо[c]изохинолино[1,2-g][1,7]нафтиридин-5,7-диона 127 с POCl3 в течение 30 мин 

нами был получен 5-хлорбензо[c]изохинолино[1,2-g][1,7]нафтиридин-7-он 131 с 

выходом 75%. Нагревание хлорпроизводного 131 в избытке морфолина с выходом 65% 

привело к замещению атома галогена с образованием люминесцентного производного 

132. Соединение 131 может служить удобным строительным блоком для синтеза новых 

люминесцентных красителей (Схема 23). 

 

Схема 23 

В ИК-спектре соединения 131 отсутствуют сигналы колебаний NH-группы, но 

имеется полоса, отвечающая колебаниям группы 7-(NС=О) при 1667 см
-1

. Полученное 

соединение хорошо растворимо в органических растворителях. В его спектрах ЯМР 
1
Н и 

13
С, зарегистрированых в CDCl3, присутствуют сигналы всех протонов и атомов 

углерода, имеющихся в молекуле. В частности, в спектре ЯМР 
1
Н имется синглет 
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протона Н-15 при 6.99 м.д., а в спектре ЯМР 
13

С сигнал, связанного с ним углерода С-15 

регистрируется при 95.6 м.д. Наличие в соединении 132 морфолинового фрагмента 

подтверждается сигналами двух мультиплетов в спектре ЯМР 
1
Н в области 3.33–3.38 

м.д. (N(CH2)2) и 3.84–3.92 м.д. (O(CH2)2). 

2.2.4. Реакции 2-арил-4-(1-этокси(гидрокси)метилиден)-1,3-оксазол-5(4H)-онов 

с 1-алкил-3,4-дигидроизохинолинами 

Реакции 3,4-дигидроизохинолинов 27-35 с азлактонами 15-21 ранее не были 

изучены. Мы исследовали взаимодействие этих соединений в различных условиях. 

Нагревание азлактона 15 и 3,4-дигидроизохинолина 27 в EtOH приводило к 

многокомпонентной смеси, по-видимому, в результате взаимодействия азлактона с 

растворителем. При проведении реакции между азлактонами 15, 20 и изохинолином 27 

при нагревании в отсутствии растворителя фиксировалось осмоление. В то же время, 

при кипячении растворов (4Z)-(этоксиметилиден)-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-она 15 и 

6,7-диметокси-1,3,3-триметил-3,4-дигидроизохинолина 27 в MeCN в течение 2 ч был 

получен ярко-бордовый продукт конденсации этих соединений, имеющий сопряженную 

структуру 133 (Схема 24). Предлагаемый механизм образования соединения 133 

представлен на схеме 24. 

 

Схема 24 

Соединение 133 образуется в виде смеси E,E- и E,Z-изомеров, способных 
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превращаться друг в друга в результате енамино-иминной таутомерии (Схема 24). 

Существование этих изомеров зафиксировано методом ЯМР спектроскопии (Рисунок 6). 

12.0 11.5 11.0 10.5 10.0 9.5 9.0 8.5 8.0 7.5 7.0 6.5 6.0 5.5 5.0 4.5 4.0 3.5 3.0 2.5 2.0 1.5 1.0 0.5 0

Chemical Shift (ppm)

50oC

30oC

20oC

0oC

-10oC

-20oC

-30oC

-40oC

-50oC

 

Рисунок 6. ЯМР 
1
H спектры соединения 133, зарегистрированные при различной 

температуре (400 МГц, CDCl3). 

В спектрах ЯМР 
1
H соединения 133, зарегистрированных в CDCl3 при 20–50°С, 

наблюдается уширение сигналов протонов при двойной связи, а также протонов 

ароматического кольца и NH-группы изохинолинового фрагмента (Рисунок 6). Уже при 

0°C в спектрах ЯМР 
1
H и 

13
С фиксируется два набора сигналов. При –30°С были 

зарегистрированы хорошо разрешенные ЯМР спектры. Соотношение E-,Z-/E-,E-

изомеров соединения 133 было установлено по интегральным интенсивностям сигналов 

атомов водорода H-1 в спектрах ЯМР 
1
Н и составляет соответственно 1.4:1.0. 

Для однозначного установления конфигурации продукта 133 были выполнены 

двумерные эксперименты ЯМР (
1
H‒

1
H NOESY, 

1
H‒

13
C HSQC и 

1
H‒

13
C HMBC) (Рисунки 

7 и 8). Основные корреляции в спектрах 
1
H−

13
C HMBC и 

1
H‒

1
H NOESY изображены на 

рисунке 9. В спектре 
1
H−

13
C HMBC (Рисунок 7) наблюдаются кросс-пики протонов H-1 

(7.02 м.д. для E-,Z-133 и 7.76 м.д. для E-,E-133) c атомом углерода C-5' (168.5 м.д.), что 

свидетельствует о том, что в обеих структурах азлактоновый фрагмент молекулы не 

изменяется. 
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Рисунок 7. 
1
H‒

13
C HMBC спектр соединения 133 (CDCl3, –30°С). 

 

Рисунок 8. 
1
H‒

1
H NOESY спектр соединения 133 (CDCl3, –30°С).  
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Важным для подтверждения строения, образующегося изомера E-,Z-133, является 

кросс-пик атома Н-2 (5.45 м.д.) и Н-8'' (7.21 м.д.), который регистрируется в двумерном 

спектре 
1
H‒

1
H NOESY (Рисунок 8). Протоны Н-1 и Н-2 в изомере E-,Z-133 резонируют в 

виде дублетов соответственно при 7.02 и 5.45 м.д. (
3
J = 11.4 Гц), а для соединения E-,E-

133 при 7.76 и 6.38 м.д. (
3
J = 13.6 Гц). Большое значение 

3
J1-СН, 2-СН в этом соединении 

свидетельствует о трансоидном расположении связей и небольшом изменении 

геометрии этих фрагментов в обоих изомерах. В ИК-спектре соединения 133 имеется 

полоса колебаний группы NH при 3310 см
−1

, а также присутствует характеристическая 

полоса поглощения группы C=O азлактонового цикла в области 1740 см
−1

. 

 

Рисунок 9. Основные корреляции в спектрах 
1
H−

13
C HMBC и 

1
H‒

1
H NOESY 

соединения 133 (CDCl3, –30°С). 

Нагревание соединения 133 в ДМФА в течение 1 ч приводит к его превращению в 

пиридо[2,1-a]изохинолин 134 с выходом 89% (Схема 25). 

 

Схема 25  



67 

Более эффективным оказался одностадийный синтез пиридо[2,1-a]изохинолин-4-

онов 134-154. Соединения 134-146 были получены с выходами 66–89% в результате 

кипячения в ДМФА азлактонов 15-20 и 3,4-дигидроизохинолинов 27-35 в течение 1–2 ч 

(Схема 26, Метод А). 

Необходимо отметить, что азлактоны 20 и 21 в реакции с 6,7-диметокси-1,3,3-

триметил-3,4-дигидроизохинолином 27 в этих условиях оказались более инертны. Так, 

при их кипячении в MeCN реакция не протекала, а при нагревании в ДМФА приводила 

соответственно к 6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-4-онам 145 и 147 c 

выходами 15 и 33%. Лучшие результаты были достигнуты при сплавлении реагентов 21 

и 27-35 в отсутствии растворителя (Схема 26, Метод Б). В этом случае выходы 

соединений 147-154 лежат в пределах 29–56%. 

Нами было установлено, что увеличение эффективного объема заместителя R
4 

в 

положении С(1) 3,4-дигидроизохинолина, в случае конденсации с азлактоном 21, 

существенно затрудняет образование пиридинового цикла. Так, замена метильной 

группы (соединение 27) на этильную (32) приводит к снижению выхода 6,7-дигидро-4H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-4-онов с 52% (147) до 29% (152), а при использовании 

стерически затрудненного 3,4-дигидроизохинолина 33 (R
4
 = i-Pr), продукт его 

конденсации с азлактоном 21 в этих условиях получен не был. Увеличение акцепторных 

свойств заместителя в ароматическом ядре азлактонов 15-18 ведет к увеличению выхода 

продуктов 134-137 с 70% для 4-(этоксиметилиден)-2-(4-метоксифенил)-1,3-оксазол-

5(4H)-она 16 до 89% для 4-(этоксиметилиден)-2-(4-нитрофенил)-1,3-оксазол-5(4H)-она 

18 (Схема 26). 

Состав соединений 134-154 подтвержден данными элементного анализа, строение 

доказано данными спектроскопии ИК и ЯМР, а для соединений 140 (CCDC 2083955) и 

143 (CCDC 2083956) дополнительно подтверждено рентгеноструктурным анализом 

(Схема 26). Монокристаллы соединений 140 и 143 получены медленным испарением из 

раствора CHCl3. По данным РСА 6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-4-он 140 

(C26H26N2O2) кристаллизуется в центросимметричной пространственной группе P21/c 

моноклинной сингонии, а производное 143 кристаллизуется в виде кристаллосольвата с 

CHCl3 и характеризуется пространственной группой P-1 триклинной сингонии. 
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Схема 26 
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В ИК-спектрах соединений 134-146 в диапазоне 1580–1676 см
-1 

имеются полосы 

поглощения валентных колебаний N-С=О. Также в ИК-спектре этих соединений 

присутствуют полосы валентных колебаний NН-связей (3330–3369 см
-1

), хотя в то же 

время для соединений 145 и 146, содержащих 2-Ме группу, наблюдается смещение этой 

полосы в длинноволновую область соответственно до 3276 и 3210 см
-1

. 

В спектрах ЯМР 
1
Н сигналы протонов NН-группы соединений 134-144 

резонируют в диапазоне 9.25–9.38 м.д., а для соединений 145 и 146 эти значения 

наблюдаются при 8.31 и 8.41 м.д. соответственно. Установлено, что одним из 

характерных спектральных признаков в спектрах ЯМР 
1
H для соединений 134-141 и 144 

являются сигналы протонов Н-1 (6.60–7.26 м.д.) и Н-2 (8.45–8.51 м.д.) в виде дублетов с 

3
J = 7.8–8.0 Гц, а в соединениях 147-154 протоны Н-1 резонируют в области 6.64–7.42 

м.д. 

Для 6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-4-онов 134-154 сигналы 

карбонильных атомов углерода С-4 и 3-NHCO в спектрах ЯМР 
13

С находятся в области 

158.5–161.2 и 163.1–167.1 м.д. соответственно. В спектрах ЯМР 
13

С соединений 147-154, 

содержащих трифторметильную группу, можно наблюдать характеристичное спиновое 

расщепление сигналов в виде квартетов: 97.6–105.6 м.д. (
3
JC,F = 3.5–4.3 Гц), 122.6–124.5 

м.д. (
1
JC,F = 274.0–276.6 Гц), 122.9–124.5 м.д. (

4
JC,F = 1.7 Гц) и 128.8–132.8 м.д. (

2
JC,F = 

30.3–33.0 Гц). 

Нагревание амидов 97, 134 и 147 с разбавленной серной кислотой приводит к их 

гидролизу до 3-амино-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-4-онов 155, 156 и 157 с 

выходами 68, 64 и 70% соответственно (Схема 27). Строение этих соединений 

подтверждено данными ЯМР 
1
Н, 

13
С и ИК-спектроскопии. 

С целью получения бензо[c]изохинолино[1,2-g][1,7]нафтиридин-7-она (Схема 27) 

по реакции Пикте-Шпенглера мы проводили нагревание амина 155 с бензальдегидом в 

85% фосфорной кислоте, но, к сожалению, в результате этого образуется сложная 

реакционная смесь. При использовании более мягких условий реакция не протекала. 
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Схема 27 

2.2.5. Реакции (rac)-3,4-дигидроферроцено[c]пиридинов

 с азлактонами 

Одними из объектов нашего исследования были выбраны 3,3-диметил-3,4-

дигидроферроцено[c]пиридины 36 и 37 [279], потому что эти соединения являются 

аналогами 1-метил-3,4-дигидроизохинолинов, в связи с этим представлялось 

необходимым изучить их взаимодействие с азлактонами. Нагревание смеси Z- и E-

изомеров 4-бензилиден-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-она 1 (в соотношении 1:1) и 3,3-

диметил-3,4-дигидроферроцено[c]пиридинов 36 и 37 в MeCN в течение 2 ч привело к 

образованию изомерной смеси ранее неизвестных тетрагидроферроцено[a]хинолизинов 

158 и 159 с суммарными выходами соответственно 91 и 97% (2,3-цис-/транс-158, 1:4.4; 

2,3-цис-/транс-159, 1:1.6) (Схема 28). Соотношение изомеров определяли по данным 

спектров ЯМР 
1
Н. 

 

Схема 28 

Наиболее эффективным реагентом для окисления ферроцено[a]хинолизинов 158 и 

159 является DDQ. Взаимодействием смеси изомеров 158 и 159 с DDQ в хлороформе 

были получены бензамиды 3-амино-2-фенил-6,7-дигидроферроцено[a]хинолизин-4-она 

                                            

(rac)-3,4-Дигидроферроцено[c]пиридины 36 и 37 были получены из «Лаборатории синтеза активных реагентов» 

Института технической химии УрО РАН (г. Пермь) от к.х.н. Рожковой Ю. С. 
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160 и 161 с выходами 59 и 71% соответственно (Схема 28). 

Строение и состав ферроцено[a]хинолизинов 158–161 установлен на основании 

данных ЯМР 
1
Н и 

13
С, ИК-спектров и элементного анализа. В индивидуальном виде цис- 

и транс-изомеры соединений 158 и 159 нами выделены не были, поэтому 

подтверждение строения этих соединений проводилось на основании спектров их смеси. 

В ИК-спектрах соединений 158 и 159 характеристичными являются интенсивные 

полосы поглощения амидных N-C=O групп в интервале 1637–1697 см
-1

, а также полосы 

валентных колебаний фрагментов N-H в области 3351 и 3396 см
-1

. 

В спектрах ЯМР 
1
Н ферроцено[a]хинолизинов 158–161 наблюдается синглет в 

диапазоне 4.02–4.15 м.д., соответствующий протонам циклопентадиенильного 

ферроценового кольца. Вицинальные КССВ для протонов H-2 и H-3 соединений цис-158 

и цис-159 соответствуют значению 7.2 и 7.9 Гц, в то время как для транс-158 и транс-

159 они достигают значений 
3
J = 13.1 и 14.3 Гц. В спектрах ЯМР 

1
Н соединений 158 и 

159 присутствуют два дублета диастереотопных протонов метиленовой группы 7-СН2 в 

интервалах 2.44–2.60 и 3.10–3.23 м.д. с константами взаимодействия 
2
J = 14.6–15.5 Гц. 

В окисленных ферроцено[a]хинолизинах 160 и 161 присутствуют сигналы 

валентных колебаний N-H связи при 3371 и 3324 см
-1

, а также соответствующие полосы 

поглощения карбонильных фрагментов при 1675, 1639 см
-1

 и 1675, 1623 см
-1

. В спектре 

ЯМР 
1
Н соединения 160 сигнал протона Н-1 резонирует в виде синглета в области 6.54 

м.д. Сигналы протонов метиленовых групп 7-СН2 проявляются в виде дублетов для 

соединения 160 при 2.63 и 3.37 м.д. (
2
J = 15.8 Гц), а для соединения 161 при 2.54 и 3.33 

м.д. (
2
J = 15.1 Гц). 

Изучение взаимодействия 3,3-диметил-3,4-дигидроферроцено[c]пиридинов 36 и 

37 с 4-(3-оксоизобензофуран-1(3H)-илиден)-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-оном 14 

показало, что нагревание этих соединений в MeCN в течение 4 ч приводит к 2-(3-

бензамидо-6,6-диметил-4-оксо-6,7-дигидро-4H-ферроцено[a]хинолизин-2-ил)бензойным 

кислотам 162 и 163 с выходами 51 и 76% соответственно (Схема 29). 

Образование карбоксильной группы в этих соединениях подтверждает широкая 

полоса поглощения, связанной водородными связями, гидроксильной группы в области 

2457–3094 см
-1

 и полоса валентных колебаний (C=O) карбонильной группы при 1706–

1720 см
-1

. В ИК-спектрах соединений 162 и 163 также имеется ряд характеристических 

полос поглощения при 3324 и 3371 см
-1

, 1635 и 1640 см
-1

, 1601 и 1607 см
-1

, отвечающих 
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колебаниям N-H и N-C=O связей. В спектрах ЯМР 
1
Н ферроцено[a]хинолизинов 162 и 

163 уширенные синглеты в области слабого поля 9.11 и 9.39 м.д., 12.70 и 12.75 м.д. 

соответствуют протонам NH- и СО2Н групп. 

 

Схема 29 

Нам удалось выделить и охарактеризовать продукты присоединения азлактона 15 

по алкильной группе 1-алкил-3,4-дигидроферроцено[c]пиридинов 36 и 37 (Схема 30). 

Нагревание этих соединений в MeCN в течение 2 ч приводит к ярко-бордовым 

продуктам 164 и 165, содержащим сопряженную систему связей, имеющих строение (по 

данным ЯМР) E,E-165 и смеси E,E-164 / E,Z-164 изомеров (в соотношении 1:2.9) с 

выходами 69 и 79% соответственно. 

 

Схема 30  
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При нагревании смеси соединений E,E-164 и E,Z-164, а также соединения Е,Е-165 

в ДМФА в течение 1 ч были получены бензамиды 3-амино-2-фенил-6,7-

дигидроферроцено[a]хинолизин-4-она 166 и 167 с выходами 43 и 50% соответственно. 

По-видимому, в условиях реакции соединения E,E-164 и E,E-165 превращаются в 

способные к замыканию пиридонового цикла соединения E,Z-164 и E,Z-165 в результате 

имин-енаминовой таутомерии (Схема 30). Ферроцено[a]хинолизин-4-оны 166 и 167 с 

выходами 34 и 46%, соответственно, были получены также в одну стадию нагреванием 

исходных соединений 15 и 36, 37 в ДМФА в течение 2 ч (Схема 30). 

В ИК-спектрах соединений 165 и 166 наиболее характеристичными являются: 

соответствующая полоса валентных колебаний NH-связей при 3273 и 3327 см
-1

, а также 

интенсивная полоса поглощения карбонильной группы азлактонового фрагмента 

молекулы при 1710 и 1704 см
-1

 соответственно. 

Для полного отнесения всех сигналов в спектрах ЯМР 
1
Н и 

13
С нами были 

выполнены эксперименты двумерной корреляционной спектроскопии 
1
H–

1
H NOESY, 

1
H–

13
C HSQC и 

1
H‒

13
C HMBC (Рисункок 10). 

В отличие от соединения 133, разрешенные спектры ЯМР для соединений 164 и 

165 регистрировались уже при комнатной температуре. О трансоидном расположении 

протонов H-1 и H-2 в обоих изомерах соединения 164 можно судить по большой 

величине вицинальной КССВ: E,Z-164 (
3
J = 11.2 Гц) и E,E-164 (

3
J = 13.9 Гц). Важным 

для подтверждения конфигурации E,E-изомеров является наличие в эксперименте 
1
H–

1
H 

NOESY кросс-пиков между протонами Н-1 и Н-7ʹʹ, а для E,Z-изомера соединения 164 – 

кросс-пика между Н-2 и Н-7ʹʹ (Рисункок 10). 

 

Рисунок 10. Основные корреляции в спектрах 
1
H–

1
H NOESY и 

1
H−

13
C HMBC 

соединений 164 и 165 (CDCl3, 25°С). 
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Строение и состав ферроцено[a]хинолизин-4-онов 166 и 167 подтверждено 

совокупностью спектральных данных и результатами элементного анализа. В спектрах 

ЯМР 
1
Н соединения 167 незамещенный циклопентадиенильный фрагмент 

регистрируется синглетом при 4.12 м.д. Диастереотопные протоны 7-СН2 присутствуют 

в виде двух дублетов при 2.55 и 3.33 м.д. (
2
J = 15.1 Гц). Протон Н-2 резонирует в виде 

синглета при 8.34 м.д., при этом протон NH-группы смещен в более слабое поле и 

наблюдается в виде уширенного синглета в области 9.33 м.д. Наличие в структуре этой 

молекулы двух N-C=O фрагментов подтверждается сигналами атомов углерода при 159.3 

и 165.4 м.д. в спектре ЯМР 
13

С. При анализе ИК-спектра следует выделить наличие 

полосы поглощения NH-группы при 3376 см
-1

, а также валентные колебания N-C=O 

связей в области 1640 и 1670 см
-1

. Анализ строения ферроцено[a]хинолизин-4-она 166 

был проведен аналогичным образом. 

Медленным испарением при комнатной температуре раствора соединения 167 в 

CHCl3 нами были получены кристаллы, которые позволили дополнительно подтвердить 

строение этого соединения с использованием РСА. Ферроцено[a]хинолизин-4-он 167 

кристаллизуется в пространственной группе P21/n моноклинной сингонии и имеет 

неплоский дигидропиридиновый фрагмент (Рисунок 11). 

 

Рисунок 11. Молекулярная структура соединения 167 в представлении атомов 

эллипсоидами тепловых колебаний с 50% вероятностью (CCDC 2113685). 

2.3. Фотофизические свойства полученных соединений 

Производные 3-амино-4-арилпиридин-2(1Н)-онов, имеющие в своей структуре 

фрагмент аминокислоты, представляют интерес не только как перспективные 

биологически активные соединения [1–7, 50–52], но и как красители для 

иммуноферментного анализа и гистохимического окрашивания тканей [52]. Поэтому 

синтезированные соединения представляли интерес как потенциальные люминофоры. 
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Мы исследовали фотофизические свойства полученных соединений. С целью 

установления зависимости «структура-свойство» полученные данные сравнивались с 

известными для ранее полученных производных 3-амино-4-арилпиридин-2(1Н)-онов. 

Также анализ литературных данных показал, что в настоящее время отсутствуют какие-

либо данные о фотофизических свойствах и, в частности, флуоресцентных свойствах 

производных пиридо[2,1-a]изохинолина. С целью установления зависимости 

«структура-свойство» их оптические характеристики сравнивались с известными 

данными для их аналогов 168-171. 

Сравнение спектра аминопиридона 74a и соединения 168, полученного ранее [53], 

показывает, что сложноэфирная группа в пиридоновом цикле 74a приводит к 

гипсохромному сдвигу как максимума поглощения, так и испускания, а также 

существенному снижению квантового выхода люминесценции с 0.76 (для соединения 

168) до 0.05 (74a) (Таблица 7, Рисунок 12). 

Таблица 7. Данные спектров поглощения и флуоресценции соединений 74a, 77а-с, 155-

157, 168 и 169 в растворе EtOH (10
-7

-10
-5

 моль/л). 

 

№ 

УФ-спектры Фотолюминесценция 

max
λabs, 

нм 

ε, 10
3
, 

M
-1

·см
-1 

(λ, нм) 

λex, 

нм 

max 
λ em, 

нм 

Сдвиг 

Стокса, 

нм (эВ) 

Квантовый 

выход, ΦF
* 

74a 323 8.4±0.1 (323) 310; 315 415 92 (0.85)  0.05±0.00 

168 236, 334 8.9±0.2 (334) 335; 350 435 101 (0.86)  0.76±0.03 

77а 273; 333 9.9±0.3 (333) 
320; 330; 

350 
427 94 (0.82)  0.31±0.01 

77b 273; 331 11.8±0.4 (331) 330; 340 413 82 (0.74) 0.16±0.01
 

77c 270; 330 9.4±0.2 (330) 330; 340 421 91 (0.81) 0.19±0.01
 

155 241; 365 24.8±0.9 (365) 365 418 53 (0.43) 0.02±0.00 

156 
234; 295; 

356 
13.0±0.8 (356) 350; 355 457 101 (0.77) 0.12±0.01 

157 
240; 297; 

368 
24.7±0.8 (368) 355; 365 421 53 (0.43) 0.21±0.01 

169 
266, 303, 

353 
15.9±0.7 (353) 350; 355 442 89 (0.71) 0.18±0.01 

*значение относительного квантового выхода (стандарт хинин сульфат раствор в 1М H2SO4, ФF = 0.54) 
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Рисунок 12. Нормализованные спектры поглощения и флуоресценции 

соединений 74a, 155-157, 168 и 169 в растворе EtOH (10
-7

-10
-5

 моль/л). 

Среди полученных производных 3-амино-4-арилпиридин-2(1Н)-онов лучшим 

квантовым выходом (0.31) обладает аминопиридон 77а (Таблица 7, Рисунок 13). 
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Рисунок 13. Нормализованные спектры поглощения и флуоресценции 

соединений 76а-с и 77а-с в растворе EtOH (10
-7

-10
-5

 моль/л).  
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Замена метильного заместителя на арильный в положение С(6), а также 

связывание пиридонового цикла и арильного заместителя мостиком, наоборот, приводит 

к батохромному сдвигу полосы поглощения, относящейся, по-видимому, к π-π* переходу 

(334 нм – 168, 353 нм – 169, 365 нм – 155). Снижение квантового выхода флуоресценции 

для соединения 155 (0.02), по сравнению с соединением 169 (0.18), по-видимому, 

связано с ростом безызлучательных потерь энергии, которые возникают в результате 

внутримолекулярных вращений и колебаний бензольного кольца. 

Растворы амидов 3-аминопиридин-2(1Н)-онов 59а, 97, 134 и 170 [260] 

люминесцентными свойствами не обладают (Таблица 8, Рисунок 14). В то же время, 

бензамиды 3-амино-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-4-онов 97–111, 

кроме 101, 105 и 109, при облучении УФ-светом, флуоресцируют в кристаллическом 

состоянии (Рисунок 15) с максимумом испускания при 445–488 нм (Приложение). 

Таблица 8. Данные спектров поглощения и флуоресценции соединений 59a, 97, 134, 147 

и 170 в растворе EtOH (10
-7

-10
-5

 моль/л). 

 

№ 

УФ-спектры Фотолюминесценция 

max
λabs, 

нм 

ε, 10
3
, 

M
-1

·см
-1 

(λ, нм) 

λex, 

нм 

max 
λ em, 

нм 

Сдвиг 

Стокса, 

нм (эВ) 

Квантовый 

выход, ΦF
* 

59a 229; 314 8.4±0.1 (314) 305 – – – 

170 321 8.5±0.1 (321) 320 – – – 

97 
227; 268; 

368 
16.9±0.5 (368) 360 

– 

(488)** 
– – 

134 
233; 275; 

377 
31.4±0.5 (377) 375 – – – 

147 274; 375 21.8±0.6 (375) 370; 375 462 87 (0.63) 0.05±0.00 
*значение относительного квантового выхода (стандарт хинин сульфат раствор в 1М H2SO4, ФF = 0.54); 

**Максимум испускания в твердом состоянии 

Сравнение электронных спектров соединения 65a с оксазоло[5,4-b]пиридином 171 

показало, что они мало отличаются друг от друга (Таблица 9, Рисунок 16). В спектрах 

поглощения оксазоло[5,4-b]пиридинов 65a и 171 присутствуют два максимума с 

центрами в области 256–259 и 313–319 нм, относящиеся к π-π* и n-π* переходам 

соответственно. 
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Рисунок 14. Нормализованные спектры поглощения 

и флуоресценции соединений 59a, 170, 97, 134 и 147 

в растворе EtOH (10
-7

-10
-5

 моль/л). 

 

Рисунок 15. Фотографии 

порошков соединений 97–111 

при дневном свете (слева) и при 

УФ-излучении (справа). 

Введение акцепторного заместителя в пиридиновый цикл соединения 65а 

приводит к небольшому гипсохромному сдвигу как полос поглощения, так и 

люминесценции, а также к падению квантового выхода люминесценции с 0.82 

(соединение 171) до 0.16 (Таблица 9, Рисунок 16). 
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Рисунок 16. Нормализованные спектры поглощения и флуоресценции соединений 

65a, 125, 127, 130, 132 и 171 в растворе EtOH (10
-7

-10
-5

 моль/л).  
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Таблица 9. Данные спектров поглощения и флуоресценции соединений 65a, 76а-с, 125, 

127, 130, 132 и 171 в растворе EtOH (10
-7

-10
-5

 моль/л). 

 

Соединение 

УФ-спектры Фотолюминесценция 

max
λabs, нм 

ε, 10
3
, 

M
-1

·см
-1 

(λ, нм) 

λex, нм 
max

λem, 

нм 

Сдвиг 

Стокса, 

нм (эВ) 

Квантовый 

выход, ΦF
* 

65a 256; 313 
31.0±0.5 

(313) 

290; 

310 
366 53 (0.57)  0.16±0.00 

171 259, 319 
27.5±0.7 

(319) 

310; 

320 
364 45 (0.48)  0.82±0.03 

76a 281; 358 
18.9±0.6 

(358) 

350; 

360 
439 81 (0.64) 0.54±0.01 

76b 
247; 289; 

359 

19.9±0.2 

(359) 

350; 

355 
428 69 (0.56) 0.52±0.01

 

76c 281; 359 
14.5±0.6 

(359) 

345; 

350 
438 79 (0.62) 0.54±0.01 

125 

222; 228; 

280; 347; 

372 

15.8±0.4 

(372) 

345; 

355 
453 81 (0.59) 0.11±0.01 

127 
227; 278; 

344; 368 

13.8±0.2 

(368) 

340; 

350 
436 68 (0.53) 0.11±0.01 

130 
280; 344; 

370 
– 

340; 

350; 

370 

444 74 (0.56) 0.19±0.01 

132 
233; 288; 

381 

29.3±0.6 

(381) 

370; 

380 
449 68 (0.49) 0.20±0.01 

*значение относительного квантового выхода (стандарт хинин сульфат раствор в 1М H2SO4, ФF = 0.54) 

Спектры поглощения 9,10-дигидро-5H-бензо[c]изохинолинo[1,2-g]-

[1,7]нафтиридин-5,7(6H)-дионов 125, 127 и 130 похожи. Они имеют широкие 

малоструктурированные полосы поглощения с максимумами в области 278–280 и 344–

347 нм. Их растворы в этаноле люминесцируют с квантовым выходом 0.11–0.19 нм. 

Необходимо отметить, что алкильные группы в дигидропиридиновом цикле 

изохинолинового фрагмента уменьшают квантовый выход (сравнение 125 и 130). По-
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видимому, это связано с большим отклонением от планарности арильного и 

пиридинового цикла для соединений 125 и 127. Превращение амидной группы в 

амидиновую (сравнение соединений 127 и 132) приводит к небольшому росту 

квантового выхода (Таблица 9, Рисунок 15). 

Из соединений, синтезированных в данной работе, 4-арил-1H-оксазоло[5,4-b]-

пиразоло[4,3-e]пиридины 76а-с обладают наибольшими значениями квантового выхода 

(0.52–0.54). При переходе от соединения 76а (Ar = C6H5) к 76b (Ar = 4-MeOC6H4) 

наблюдается гипсохромный сдвиг полосы испускания с 439 до 428 нм, а также 

уменьшение сдвига Стокса на 0.08 эВ (Таблица 9, Рисунок 13). 

2.4. Исследование противовирусной активности 

Для ряда синтезированных в работе соединений была проведена оценка 

противовирусной активности in vitro в отношении вируса осповакцины (Vaccinia virus, 

штамм «Копенгаген») и вируса гриппа А H1N1. Исследование выполнено сотрудниками 

ФБУН ГНЦ ВБ «Вектор» (р. п. Кольцово, Новосибирская обл.) в соответствии с 

общепринятыми методами. Результаты исследования указаны в таблице 10. 

Таблица 10. Противовирусная активность синтезированных соединений 

 

Соединение 
Вирус гриппа А H1N1 Вирус осповакцины 

TC50, г/мл IC50, г/мл SI TC50, г/мл IC50, г/мл 

133 >100 26.385 3.79 >100 н. а. 

53а >100 н. а. – >100 н. а. 

транс-82 >100 н. а. – >100 н. а. 

цис-82 >100 35.39 2.83 >100 н. а. 

транс-83 >100 н. а. – >100 н. а. 

цис-83 >100 н. а. – >100 н. а. 

транс-88 >100 н. а. – >100 н. а. 

цис-88 >100 6.466 15.47 >100 н. а. 
TC50 – 50%-я токсическая концентрация препарата, при которой разрушается 50% клеток 

неинфицированного монослоя; IC50 – 50%-я ингибирующая вирус концентрация препарата, 

при которой сохраняется 50% клеток инфицированного монослоя; SI – индекс селективности 

препарата, отношение TC50/IC50; н. а. – нет активности. 
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На основании данных скрининга на противовирусную активность установлено, 

что исследуемые образцы имеют низкую токсичность и неактивны против вируса 

осповакцины, а соединения 133, цис-82 показали низкую активность против вируса 

гриппа А H1N1, в то время как пиридо[2,1-a]изохинолин цис-88 является 

перспективным для дальнейших исследований, так как имеет хороший индекс 

селективности препарата (TC50/IC50) SI = 15.47. 

2.5. Исследование антиоксидантной активности полученных соединений 

Ранее в нашей лаборатории было установлено, что 3-амино-4-арилпиридин-2(1Н)-

оны являются хорошими антиоксидантами [50–52], обладают люминесцентными 

свойствами [52, 53] и могут быть использованы как люминесцентные красители для 

иммуноферментного анализа [52]. В данной работе мы изучили антиоксидантные 

свойства некоторых полученных соединений по модифицированному методу FRAP [299] 

относительно стандартного вещества – аскорбиновой кислоты. Полученные результаты 

обобщены в таблице 11. 

Аминопиридоны 77a-c и 155–157 показали сопоставимую с аскорбиновой 

кислотой антиоксидантной активности (АОА) (0.85–0.98 моль-экв) (Таблица 11). 

Учитывая то, что эти соединения обладают люминесцентными свойствами, это делает 

их перспективными в качестве зондов для определения активных форм кислорода, а 

также флуоресцентных красителей для иммуноферментного анализа. 

Таблица 11. Антиоксидантная активность полученных соединений 
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ГЛАВА 3. ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ 

Спектры ЯМР 
1
H и 

13
C (400 и 100 МГц соответственно), а также 2D эксперименты 

1
H–

1
H NOESY, 

1
H–

13
C HSQC и 

1
H–

13
C HMBC зарегистрированы на спектрометре Bruker 

Avance III HD 400 и Bruker DRX-400 в CDCl3, ДМСО-d6 или CF3CO2D, внутренний 

стандарт – остаточные сигналы растворителей (CDCl3: 7.26 м. д. для ядер 
1
H и 77.0 м. д. 

для ядер 
13

C; ДМСО-d6: 2.50 м. д. для ядер 
1
H и 39.5 м. д. для ядер 

13
C) или ТМС. 

Спектры ЯМР 
13

C зарегистрированы с использованием фазочувствительной 

последовательности JMOD. Все химические сдвиги (δ) указаны в миллионных долях 

(м.д.), а константы связи (J) – в герцах (Гц). 

ИК-спектры зарегистрированы на фурье-спектрометре Bruker IFS 66 FT-IR и Simex 

FT-801 в таблетках KBr или в тонком слое. Масс-спектры получены на хромато-масс-

спектрометре Agilent Technologies 6890N/5975B (колонка: HP-5ms, 30 м × 0.25 мм, 0.25 

мкм; газ-носитель ‒ гелий, ЭУ (70 эВ)). Элементный анализ выполнен на CHN-

анализаторах Carlo Erba 1106 и Vario EL Cube. 

Спектры поглощения записаны на диодно-матричном спектрофотометре 

PerkinElmer Lambda 750, спектры фотолюминесценции зарегистрированы на 

флуоресцентном спектрофотометре Cary Eclipse. В обоих случаях исследуемые 

соединения растворяют в EtOH таким образом, чтобы концентрация полученных 

растворов была ниже 10
–5

 моль/дм
3
. Молярный коэффициент светопоглощения 

определен по описанной методике [300, 301]. Квантовый выход исследуемых 

соединений определен относительно сульфата хинина в 0.5 M H2SO4 (ФF = 0.546) с 

помощью метода сравнения [302]. 

Набор экспериментальных отражений получен на дифрактометре Xcalibur Ruby 

(Agilent technologies, Великобритания) с ССD-детектором по стандартной методике 

(MoKα-излучение, 295(2)K, ω-сканирование с шагом 1°). Поглощение учтено 

эмпирически с использованием алгоритма SCALE3 ABSPACK [303]. Структуры 

расшифрованы с помощью программы SHELXS [304] и уточнены с использованием 

программы SHELXL [305] с графическим интерфейсом OLEX2 [306]. При уточнении 

положения атомов Н использована модель "наездник". Положения атомов H групп NH 

уточнены независимо в изотропном приближении. 

Температуры плавления определены на приборе Reach devices RD-MP. Контроль за 

ходом реакций и чистотой полученных соединений осуществлен методом ТСХ на 
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пластинах Silufol UV-254, элюенты: толуол, CHCl3 и CHCl3-EtOAc (10:1). Проявление 

хроматограмм проводили в УФ свете. Для колоночной хроматографии использован 

силикагель 60 (0.063-0.200 мм, Macherey-Nagel) или Al2O3 (Panreac). 

Азлактоны 1-12 [98], 4-бензилиден-2-метилоксазол-5(4H)-он 13 [262], азлактоны 

15-20 [103, 264–266], 4-трифторацетил-5-гидрокси-2-фенилоксазолон 21 [267], 5-амино-

3-метил-1-фенил-1H-пиразол 26 [274], нитроацетофеноны 38 и 39 [271, 272], 

изохинолины 27–31 [275, 276], 32·HCl [277] и 35 [278], 3,3-диметил-3,4-

дигидроферроцено[c]пиридины 36 и 37 [279], енамины 22a [268], 22b [269] и 23 [270] 

получены по известным методикам. Используемые растворители очищали по известным 

методикам [307]. 

(4Z)-4-Бензилиден-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-он ((Z)-1). Смесь 5.37 г (30 ммоль) 

гиппуровой кислоты, 3.1 мл (30 ммоль) бензальдегида, 23.2 мл (180 ммоль) 

пропионового ангидрида и 2.46 г (30 ммоль) свежеплавленного AcONa при 

перемешивании нагревают до 115°C в атмосфере азота до полного 

растворения. Затем нагревание прекращают и оставляют перемешиваться в 

течение 30 мин. Затем реакционную смесь при охлаждении и перемешивании 

разбавляют 55 мл EtOH-H2O (1:1) и растирают до однородного порошка, который 

отфильтровывают и промывают холодной водой. Выход 4.18 г (56%), бежевые 

кристаллы, т. пл. 166-167°C (i-PrOH), (т. пл. 167-168°C (PhMe) [99]). ИК спектр (KBr), ν, 

см
–1

: 3069, 3039, 1795, 1667, 1656, 1650, 1626, 1596, 1587, 1554, 1491, 1450, 1364, 1328, 

1296, 1163, 1096, 1071, 985, 929, 887, 866, 777, 767, 750, 698, 687, 673. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 7.24 (1H, с, С=СН-Ph); 7.43-7.56 (5H, м, H Ph); 7.60-7.64 (1H, м, 

H Ph); 8.14-8.22 (4H, м, H Ph). Спектр ЯМР
 13

C (CDCl3) δ, м. д.: 125.1; 128.2; 128.9 (2C); 

131.3; 131.9; 132.4; 132.9; 133.1; 133.4; 163.2; 167.9. 

Синтез азлактонов Эрленмейера-Плёхля (1–13) (общая методика). Эти соединения 

получены по методу Рао [98]. К ПФК, полученной из 20 мл (d
20

 1.7 г/мл) H3PO4 и 32 г 

P2O5, добавляют (50 ммоль) соответствующего ароматического альдегида и 8.95 г (50 

ммоль) гиппуровой кислоты. Смесь перемешивают при 85°С в течение 90 мин, после 

чего охлаждают и выливают при перемешивании в холодную воду. Полученный осадок 

отфильтровывают и промывают водой. 
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4-Бензилиден-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-он (1). Выход 11.2 г (90%), бежевые 

кристаллы. По данным спектра ЯМР 
1
Н, продукт представляет собой смесь 

Z/E-изомеров в соотношении 1:1. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3103, 3070, 

3040, 3029, 1795, 1770, 1647, 1596, 1572, 1553, 1491, 1451, 1368, 1327, 1295, 

1227, 1156, 1117, 1097, 1070, 1006, 985, 941, 929, 898, 887, 866, 782, 776, 

767, 759, 751, 697, 692, 684, 671, 636. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 7.25 (1H, с, 

С=СН-Ph Z-изомер); 7.45-7.64

 (13H, м, С=СН-Ph E-изомер, H Ph); 8.05 (2H, д, 

3
J=7.2, H 

Ph E-изомер); 8.15-8.25
*
 (6H, м, H Ph). Спектр ЯМР

 13
C (CDCl3) δ: Z-изомер: 125.0; 127.6; 

128.7; 128.9; 131.7; 131.8; 132.3; 133.1; 133.8; 140.3; 161.1; 164.7; E-изомер: 125.1; 128.2; 

128.9 (2C); 131.3; 131.9; 132.4; 132.9; 133.1; 133.4; 163.2; 167.9. 

4-(2-Иодо-4,5-диметоксибензилиден)-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-он (8). Выход 11.5 г 

(53%), желтые кристаллы, т. пл. 222-223°C (EtOH). ИК спектр (KBr), ν, 

см
–1

: 3094, 3017, 2938, 2903, 2832, 1783, 1763, 1642, 1592, 1578, 1553, 

15001, 1460, 1435, 1387, 1327, 1269, 1217, 1173, 1150, 1109, 1024, 1005, 

978, 893, 790, 772, 694. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 3.91 (3H, 

с, 4ʹ-OMe); 4.01 (3H, с, 5ʹ-OMe); 7.31 (1H, с, H-6ʹ); 7.41 (1H, с, H-3ʹ); 

7.47-7.52 (2H, м, H Ph); 7.57-7.61 (1H, м, H Ph); 8.04-8.08 (2H, м, H Ph); 8.68 (1H, с, 

С=СН). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 55.9; 56.2; 95.2; 114.7; 121.9; 125.6; 128.1; 

129.0; 129.1; 132.5; 133.3; 134.4; 149.3; 151.7; 163.2; 167.2. 

4-((1-Пропил-1H-индол-3-ил)метилиден)-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-он (10). Выход 

7.92 г (48%), ярко-желтые кристаллы, т. пл. 151-152°C (EtOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3056, 2965, 2933, 2877, 1742, 1645, 1580, 1504, 

1470, 1449, 1401, 1390, 1357, 1349, 1335, 1303, 1227, 1205, 1154, 1123, 

993, 885, 848, 773, 740, 691. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.00 (3H, т, 
3
J=7.3, CH2CH2CH3); 1.92-2.03 (2H, м, CH2CH2CH3); 4.20 

(2H, т, 
3
J=7.3, CH2CH2CH3); 7.28-7.35 (2H, м, Hиндол); 7.38-7.43 (1H, м, Hиндол); 7.46-7.55 

(3H, м, H Ph); 7.82-7.86 (1H, м, Hиндол); 7.97 (с, 1H, С=СН); 8.04-8.08 (2H, м, H Ph); 9.16 

(с, 1H, Hиндол-2). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 11.4; 23.2; 49.1; 110.5; 110.8; 118.4; 

122.0; 123.3; 126.4; 127.1; 128.0; 128.8; 129.0; 130.3; 131.7; 136.2; 136.4; 157.8; 166.1. 

  

                                            

*
Здесь и далее в экспериментальной части сигналы обоих изомеров отмечены звездочкой (*).  
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(4E)-4-(3-Оксо-2-бензофуран-1(3H)-илиден)-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-он (14). К 

смеси 2.7 г (15 ммоль) гиппуровой кислоты, 2.2 г (15 ммоль) 

фталевого ангидрида и 1.2 г (15 ммоль) свежеплавленного AcONa 

при перемешивании добавляют 7.7 мл (60 ммоль) пропионового 

ангидрида и смесь нагревают до 115°C в атмосфере азота до 

полного растворения. Затем нагревание прекращают и оставляют перемешиваться в 

течение 30 мин. Затем смесь при перемешивании разбавляют 10 мл EtOH-H2O (1:1) и 

осадок отфильтровывают и промывают 30 мл H2O, а затем 20 мл ацетона. Выход 3.19 г 

(73%), желтый порошок, т. пл. >250°С (PhCl) (т. пл. 257°С (PhCl) [263]). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 1813, 1738, 1678, 1646, 1557, 1473, 1326, 1306, 1212, 1169, 1041, 965, 879, 

764, 688. 

(4Z)-2-Фенил-4-(этоксиметилиден)-1,3-оксазол-5(4H)-он (15). Смесь 2.47 г (13.8 

ммоль) гиппуровой кислоты, 3.6 мл (27.6 ммоль) пропионового 

ангидрида и 2.3 мл (13.8 ммоль) HC(OEt)3 при перемешивании 

нагревают до 115°C в атмосфере азота до полного растворения. Затем 

нагревание прекращают и оставляют перемешиваться в течение 30 мин. 

Реакционную смесь концентрируют в вакууме, а остаток разбавляют H2O и растирают 

до однородного порошка, который отфильтровывают и промывают холодной H2O. 

Выход 1.4 г (47%), оранжевые иглы, т. пл. 95-96°C (i-PrOH), (т. пл. 94-95°C [265]). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3061, 2980, 2912, 1783, 1677, 1602, 1567, 1492, 1451, 1378, 1318, 

1249, 1217, 1179, 1156, 1097, 1070, 1009, 985, 970, 924, 877, 846, 777, 756, 699, 689. 

Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.47 (3H, т, 

3
J = 7.2, CH2CH3); 4.40 (2H, к, 

3
J = 

7.2, CH2CH3); 7.38 (1H, с, С=СН); 7.42-7.46 (2H, м, H Ph); 7.50-7.56 (1H, м, H Ph); 8.02-

8.07 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 15.4; 73.4; 117.4; 125.3; 127.5; 128.7; 

132.5; 153.0; 159.2; 168.4. 

Синтез анилов нитроацетофенонов 40 и 41 (общая методика). К раствору 10 ммоль 

нитрокетонов 38, 39 в 5 мл ледяной АсОН прибавляют по каплям при перемешивании 

1.3 г (14 ммоль) анилина. Смесь нагревают 6 ч при температуре 80°С, затем разбавляют 

водой и выпавшие кристаллы отфильтровывают. Продукт очищают с помощью 

колоночной хроматографии на Al2O3 (элюент толуол). 
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(2-Нитро-1-фенилвинил)фениламин (40). Выход 2.02 г (84%), желтые кристаллы, т. 

пл. 123–124°С (i-PrOH), (125–126°C (EtOH) [308]). ИК спектр (KBr), ν, см
–

1
: 3141, 3058, 1607, 1593, 1565, 1482, 1453, 1362, 1289, 1279, 1190, 1154, 

1109, 1074, 988, 920, 764, 702, 640, 571, 542. 

(1-(4-Хлорфенил)-2-нитровинил)фениламин (41). Выход 2.17 г (79%), желтые 

кристаллы, т. пл. 107–108°С. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3130, 1592, 

1560, 1487, 1371, 1282, 1203, 1092, 839, 755, 694. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 6.72 (1H, c, H-2), 6.79–6.84 (2H, м, H Ph), 

7.09–7.13 (1H, м, H Ph), 7.17–7.24 (4H, м, H Ar, Ph), 7.31 (2H, дт, J=8.9, 2.2, H Ar), 11.39 

(1H, уш.с, NH). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 114.3, 124.1, 126.1, 129.3, 129.3, 130.0, 

130.1, 137.2, 137.4, 154.3. 

Синтез енаминов нитроацетофенонов 24 и 25 (общая методика). Соответствующий 

анил нитроацетофенона 40 или 41 (20 ммоль) растворяют в колбе при перемешивании в 

70 мл насыщенного спиртового раствора аммиака. Реакционную смесь оставляют на 

сутки при комнатной температуре, затем охлаждают и разбавляют водой, выпавший 

осадок отфильтровывают и промывают водой. 

2-Нитро-1-фенилвиниламин (24). Выход 2.85 г (87%), бесцветные кристаллы, т. пл 

105-106°С (i-PrOH), (т. пл 105-106°С (CCl4) [309]). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3368, 3280, 1628, 1603, 1586, 1541, 1466, 1445, 1414, 1320, 1298, 1266, 1113, 

990, 830, 770, 756, 694, 625. 

1-(4-Хлорфенил)-2-нитровиниламин (25). Выход 3.26 г (82%), бесцветные кристаллы, 

т. пл 141–142°С (i-PrOH), (т. пл 138-140°С [310]). ИК спектр (KBr), ν, 

см
–1

: 3371, 3276, 1627, 1595, 1547, 1466, 1396, 1298, 1098, 843, 681, 620, 

543. С Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 6.53 (1H, с, H-2), 7.19–

7,23 (2H, м, H Ar), 7.30–7,34 (2H, м, H Ar), 8.03 (1H, уш.с, NH), 9.02 (1H, уш.с, NH). 

Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 109.6, 128.0, 128.7, 131.5, 137.1, 156.5. 

Синтез 3,4-дигидроизохинолинов 32 и 33 (общая методика). К 10 мл 94%-ной серной 

кислоты медленно при интенсивном перемешивании и охлаждении льдом прикапывают 

смесь 1.38 г (10 ммоль) 1,2-диметоксибензола 42, 1.10 мл (12 ммоль) изомасляного 

альдегида и 10 ммоль соответствующего нитрила (пропионитрила 48 или 

изовалеронитрила 49). Далее реакционную смесь перемешивают при комнатной 
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температуре в течение 30 мин, выливают на 200 г льда и экстрагируют 20 мл толуола. 

Толуольный слой отбрасывают, а кислую водную фазу подщелачивают 25% водным 

раствором аммиака до pH ~ 8 и экстрагируют EtOAc (3 × 100 мл). Объединенные 

органические экстракты промывают водой, сушат над безводным Na2SO4 и упаривают 

при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (петролейный эфир – EtOAc – Et3N, 5:1:0.12). В связи с тем, что соединения 

32 и 33 при длительном хранении не устойчивы, их переводят в соответствующие 

гидрохлориды, пропуская через их раствор в Et2O ток сухого HCl. Образовавшийся 

осадок фильтруют, промывают Et2O и перекристаллизовывают из ацетона. Для 

получения свободного основания водный раствор гидрохлорида 32·HCl или 33·HCl 

подщелачивают 25% раствором аммиака до pH ~ 8 и экстрагируют EtOAc. Органический 

экстракт промывают водой, сушат над безводным Na2SO4 и упаривают при пониженном 

давлении, получая чистые соединения 32 и 33. 

3,3-Диметил-6,7-диметокси-1-этил-3,4-дигидроизохинолин (32). Выход 2.02 г (80%), 

светло-коричневое масло, Rf = 0.23 (петролейный эфир – EtOAc – 

Et3N, 5:1:0.12). ИК спектр (тонкий слой), ν, см
-1

: 2966, 2934, 2874, 

2831, 1623, 1605, 1571, 1515, 1464, 1357, 1269, 1206, 1156, 1144, 

1083, 862, 839. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.16 (6H, с, 

3-Me2); 1.19 (3H, т, J = 7.5, CH2Me); 2.57 (2H, с, 4-CH2); 2.66 (2H, к, J = 7.5, CH2Me); 3.87 

(3H, с, 6-OMe); 3.88 (3H, с, 7-OMe); 6.63 (1H, с, H-5); 7.00 (1H, с, H-8). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 12.3; 28.0; 29.3; 38.9; 53.4; 56.0; 56.5; 109.7; 111.7; 120.9; 130.8; 147.6; 

151.1; 164.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ), m/z (Iотн. %): 247 [M]
+
 (65), 246 [M‒H]

+
 (35), 232 

[M‒CH3]
+
 (100), 216 [M‒OCH3]

+
 (24), 205 (26), 204 (21), 190 (18). Найдено, %: C 71.59; H 

8.84; N 5.45. C15H21NO2·0.25 H2O. Вычислено, %: C 71.54; H 8.61, N 5.56. 

3,3-Диметил-6,7-диметокси-1-этил-3,4-дигидроизохинолин гидрохлорид (32·HCl). 

Грязно-желтые кристаллы, т. пл. 178–180°C (ацетон) (т. пл. 112–

115°C (i-PrOH) [277]). ИК спектр (тонкий слой), ν, см
-1

: 3020, 2974, 

2940, 2840, 2648, 1636, 1605, 1560, 1530, 1509, 1465, 1363, 1327, 

1311, 1277, 1241, 1215, 1162, 1097, 1073, 751. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.36 (3H, т, J = 7.6, CH2Me); 1.53 (6H, с, 3-Me2); 2.92 (2H, с, 4-

CH2); 3.31 (2H, к, J = 7.6, CH2Me); 3.88 (3H, с, 6-OMe); 3.94 (3H, с, 7-OMe); 6.79 (1H, с, 

H-5); 7.16 (1H, с, H-8); 14.19 (1H, уш.с, HCl). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 13.6; 25.6; 
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25.8; 39.6; 55.1; 56.5; 56.7; 111.9; 112.0; 116.05; 132.9; 149.0; 156.8; 176.9. Найдено, %: C 

60.69; H 8.24; N 4.70. C15H21NO2·HCl·0.75 H2O. Вычислено, %: C 60.60; H 7.97; N 4.71. 

3,3-Диметил-6,7-диметокси-1-изобутил-3,4-дигидроизохинолин (33). Выход 1.73 г 

(62%), бледно-желтое масло, Rf = 0.60 (петролейный 

эфир/EtOAc/Et3N 5:1:0.12). ИК спектр (тонкий слой), ν, см
-1

: 1621, 

1605, 1570, 1515, 1464, 1349, 1321, 1274, 1231, 1205, 1157, 1119, 

1098, 862. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 0.93 (6H, д, J = 

6.6, CH2CHMe2); 1.16 (6H, с, 3-Me2); 1.95–2.11 (1H, м, CH2CHMe2); 

2.50 (2H, д, J = 7.3, CH2CHMe2); 2.56 (2H, с, 4-CH2); 3.86 (3H, с, 6-OMe); 3.88 (3H, с, 7-

OMe); 6.62 (1H, с, H-5); 6.98 (1H, с, H-8). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 22.5; 27.35; 

28.0; 38.93; 44.9; 53.5; 56.0; 56.5; 110.0; 111.6; 121.5; 130.71; 147.6; 151.1; 162.9. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ), m/z (Iотн. %): 275 [M]
+
 (16), 274 [M‒H]

+
 (13), 260 [M‒CH3]

+
 (24), 244 

[M‒OCH3]
+
 (10), 233 (59), 218 [M‒CH2CH(CH3)2]

+
 (100), 204 (13). Найдено, %: C 73.04; H 

9.28; N 4.85. C17H25NO2·0.2 H2O. Вычислено, %: C 73.19; H 9.18; N 5.02. 

3,3-Диметил-6,7-диметокси-1-изобутил-3,4-дигидроизохинолин гидрохлорид 

(33·HCl). Грязно-желтые кристаллы, т. пл. 129–130°C (ацетон). 

ИК спектр (тонкий слой), ν, см
-1

: 3100, 3017, 2959, 2932, 2872, 

2640, 1633, 1604, 1560, 1510, 1466, 1362, 1326, 1276, 1241, 1214, 

1164, 1109, 1054, 989, 751. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.07 (6H, д, J = 6.6, CH2CHMe2); 1.61 (6H, с, 3-Me2); 2.11–2.24 (1H, 

м, CH2CHMe2); 2.94 (2H, с, 4-CH2); 3.25 (2H, д, J = 7.3, CH2CHMe2); 3.92 (3H, с, 6-OMe); 

3.99 (3H, с, 7-OMe); 6.76 (1H, с, H-5); 7.17 (1H, с, H-8); 14.59 (1H, уш.с, HCl). Спектр 

ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 22.3; 25.9; 29.9; 39.7; 39.9; 55.2; 56.50; 56.54; 111.7; 111.9; 

116.6; 132.5; 148.7; 156.5; 175.1. Найдено, %: C 60.36; H 8.43; N 4.09. C17H25NO2·HCl·1.4 

H2O. Вычислено, %: 60.58; H 8.61; N 4.16.  

Синтез 2,2-диметил-1-(3,4-диметоксифенил)пропан-1-она. К смеси 1.75 мл (15 ммоль) 

SnCl4 и 1.54 мл (12.5 ммоль) хлорангидрида триметилуксусной 

кислоты в 10 мл 1,2-дихлорэтана медленно при перемешивании и 

охлаждении льдом добавляют раствор 1.38 г (10 ммоль) 1,2-

диметоксибензола 42 в 5 мл 1,2-дихлорэтана. Затем реакционную смесь выдерживают 

при комнатной температуре 15 часов и выливают в 100 г колотого льда. Органическую 

фазу отделяют, а водную фазу экстрагируют CH2Cl2 (3 × 20 мл). Далее объединенные 
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органические фазы промывают насыщенным раствором NaHCO3 и водой, сушат над 

безводным Na2SO4 и упаривают при пониженном давлении. Остаток очищают 

колоночной хроматографией на силикагеле (петролейный эфир‒EtOAc, 10:1), получая 

0.89 г (40%) кетона в виде бледно-коричневого масла. Rf = 0.33 (петролейный эфир – 

EtOAc, 10:1). ИК спектр (тонкий слой), ν, см
-1

: 2967, 2935, 2909, 2871, 2838, 1665, 1595, 

1514, 1464, 1411, 1367, 1330, 1333, 1271, 1237, 1188, 1159, 1141, 1025, 999, 982, 880, 863, 

817, 768, 584. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.38 (9H, с, t-Bu), 3.90 (3H, c, 4-

OMe), 3.92 (3H, c, 3-OMe), 6.84 (1H, д, J = 8.4, H-5), 7.40 (1H, д, J = 2.0, H-6), 7.52 (1H, 

д.д, J = 8.4, 2.0, H-2). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 28.68 (3СH3), 44.08, 56.11, 109.87, 

112.44, 122.76, 130.34, 148.87, 152.05, 206.19. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ), m/z (Iотн. %): 222 

[M]
+
 (6), 165 [M‒t-Bu]

+
 (100), 137 [M‒t-BuCO]

+
 (7). Найдено, %: C 70.59; H 8.40. 

C13H18O3. Вычислено, %: C 70.24; H 8.16. 

Синтез 3,3-диметил-2-(3,4-диметоксифенил)-бутан-2-ола (50). К раствору MeMgI, 

полученному из 0.53 г (22 ммоль) Mg и 1.37 мл (22 ммоль) MeI в 20 

мл Et2O, прибавляют по каплям при перемешивании раствор 4.44 г 

(20 ммоль) 2,2-диметил-1-(3,4-диметоксифенил)пропан-1-она в 15 

мл Et2O. По окончании добавления реакционную смесь кипятят 1.5 ч, затем охлаждают 

льдом и гидролизуют 50 мл насыщенного раствора NH4Cl. Органическую фазу отделяют, 

а водную фазу экстрагируют EtOAc (3 × 20 мл). Далее объединенные органические фазы 

промывают водой, сушат над безводным Na2SO4 и упаривают при пониженном 

давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле (петролейный 

эфир‒EtOAc, 25:1‒10:1‒4:1), получая 2.67 г (56%) карбинола в виде вязкого бледно-

желтого масла. Rf = 0.27 (петролейный эфир – EtOAc, 10:1). ИК спектр (тонкий слой), ν, 

см
-1

: 3526, 2955, 2910, 2872, 2834, 1605, 1587, 1514, 1481, 1463, 1409, 1307, 1324, 1259, 

1226, 1165, 1148, 1111, 1028, 926, 899, 878, 859, 842, 811, 769, 759, 664. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 0.93 (9H, с, CMe3); 1.55 (1H, уш.с, OH); 1.58 (3H, с, Me); 3.85 

(3H, с, OMe); 3.86 (3H, с, OMe); 6.79 (1H, д, J = 8.4, H Ar); 6.92 (1H, дд, J = 8.4, 2.2, H 

Ar); 7.06 (1H, д, J = 2.2, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 25.4; 25.9 (CMe3); 38.2; 

56.0; 56.1; 78.4; 110.5; 111.9; 119.6; 139.3; 147.9; 148.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ), m/z 

(Iотн. %): 238 [M]
+
 (0.8), 220 [M‒H2O]

+
 (12), 181 [M‒t-Bu]

+
 (100), 163 (26), 139 (48), 124 

(25), 43 (69). Найдено, %: C 70.56; H 9.68. C14H22O3. Вычислено, %: C 70.56; H 9.30. 
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Синтез 6,7-диметокси-1,3,3,4,4-пентаметил-3,4-дигидроизохинолина (34). К 10 мл 

94%-ной серной кислоты медленно при интенсивном 

перемешивании и охлаждении льдом прикапывают смесь 2.38 г (10 

ммоль) 3,3-диметил-2-(3,4-диметоксифенил)-бутан-2-ола 50 и 0.52 

мл (10 ммоль) MeCN. Далее реакционную смесь перемешивают 

при комнатной температуре в течение 30 мин, выливают на 200 г льда и экстрагируют 

20 мл толуола. Толуольный слой отбрасывают, кислую водную фазу подщелачивают 

25% раствором аммиака до pH ~ 8 и экстрагируют EtOAc (3 × 100 мл). Объединенные 

органические экстракты промывают водой, сушат над безводным Na2SO4 и упаривают 

при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент петролейный эфир – EtOAc – Et3N, 5:1:0.12) и получают 2.25 г (87%) 

изохинолина 34 в виде бледно-желтого масла. При длительном стоянии продукт 

кристаллизуется, т. пл. 63–65°C (гексан); Rf = 0.60 (петролейный эфир – EtOAc – Et3N, 

5:1:0.12). ИК спектр (тонкий слой), ν, см
-1

: 2972, 2936, 2869, 2851, 1633, 1604, 1573, 1515, 

1465, 1377, 1342, 1322, 1292, 1244, 1205, 1166, 1052, 874, 861, 819, 756. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.12 (6H, уш.с, CMe2), 1.18 (6H, с, CMe2), 2.34 (3H, с, Me), 3.88 

(3H, с, 6-OMe), 3.91 (3H, с, 7-OMe), 6.85 (1H, с, H-5), 6.94 (1H, с, H-8). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 23.2; 23.3; 23.6; 38.1; 56.0; 56.2; 59.0; 107.5; 109.1; 120.9; 140.4; 146.8; 

151.2; 159.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ), m/z (Iотн. %): 261 [M]
+
 (100), 260 [M‒H]

+
 (70), 246 

[M‒CH3]
+
 (54), 219 (23), 218 (29), 205 (64), 204 (57), 203 (10), 189 (42), 174 (12), 173 (19), 

161 (11), 145 (11), 115 (12). Найдено, %: C 73.54; H 9.26; N 5.34. C16H23NO2. Вычислено, 

%: C 73.53; H 8.87; N 5.36. 

Синтез тетрагидрогидропиридин-2-онов 53a-57a, 53b (общая методика). Смесь 10 

ммоль азлактона 1–5 и 10 ммоль енамина 22a или 22b нагревают при 180°С в течение 1.5 

ч. Затем смесь охлаждают и очищают колоночной хроматографией на силикагеле, 

элюент CHCl3–EtOAc, 10:1. 

цис-Этил-2-метил-6-оксо-4-фенил-5-[(фенилкарбонил)амино]-1,4,5,6-тетрагидропи-

ридин-3-карбоксилат (цис-53a). Выход 2.19 г (58%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 205-206°C (EtOH) (т. пл. 200-201°C (PhН) [62]). 

ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3397, 3337, 3165, 3031, 2992, 2979, 2953, 

2904, 1701, 1645, 1634, 1602, 1580, 1528, 1490, 1454, 1401, 1295, 

1255, 1226, 1193, 1171, 1082, 941, 734, 716, 697, 647. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, 



91 

Гц): 1.12 (3H, т, J=7.0, CH2CH3); 2.46 (3H, с, 2-CH3); 3.99-4.12 (2H, м, CH2CH3); 4.71 (1H, 

д, J=7.8, H-4); 5.21 (1H, дд, J=7.8, 6.7, H-5); 6.46 (1H, д, J=6.7, 5-NHCOPh); 7.08-7.11 (2H, 

м, H Ph); 7.23-7.25 (3H, м, H Ph); 7.36-7.40 (2H, м, H Ph); 7.46-7.50 (1H, м, H Ph); 7.62-

7.64 (2H, м, H Ph); 7.99 (1H, с, 1-NH). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 14.0, 18.8, 42.3, 

53.4, 60.4, 108.9, 127.0, 127.7, 128.3, 128.6, 128.7, 131.8, 133.9, 136.8, 145.2, 166.2, 167.4, 

169.2. Найдено, %: C 69.96; H 6.03; N 7.46. C22H22N2O4. Вычислено, %: C 69.83; H 5.86; N 

7.40. 

цис-Этил-2-метил-4-(4-метоксифенил)-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-1,4,5,6-

тетрагидропиридин-3-карбоксилат (цис-54a). Выход 2.16 г 

(53%), бежевые кристаллы, т. пл. 161-162°C (i-PrOH) (т. пл. 212-

214 (PhН) [62]). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3397, 3232, 3156, 3067, 

2982, 2955, 2938, 2906, 2838, 1701, 1637, 1612, 1581, 1529, 1512, 

1489, 1465, 1445, 1399, 1385, 1374, 1288, 1249, 1206, 1177, 1091, 

1030, 831, 765, 712, 693, 647. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, 

Гц): 1.14 (3H, т, J=7.1, CH2CH3); 2.45 (3H, с, 2-CH3); 3.74 (3H, с, OCH3); 3.99-4.13 (2H, м, 

CH2CH3); 4.65 (1H, д, J=7.8, H-4); 5.17 (1H, дд, J=7.8, 6.7, H-5); 6.46 (1H, д, J=6.7, 5-

NHCOPh); 6.75-6.79 (2H, м, H-3,5 Ar); 7.00-7.03 (2H, м, H-2,6 Ar); 7.37-7.41 (2H, м, H Ph); 

7.46-7.50 (1H, м, H Ph); 7.64-7.67 (2H, м, H Ph); 7.98 (1H, уш.с, 1-NH). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 14.0, 18.8, 41.5, 53.6, 55.2, 60.3, 109.2, 114.0, 127.0, 128.57, 128.59, 129.3, 

131.8, 133.9, 144.9, 159.1, 166.3, 167.4, 169.3. Найдено, %: C 67.50; H 5.98; N 6.92. 

C23H24N2O5. Вычислено, %: C 67.63; H 5.92; N 6.86. 

цис-Этил-2-метил-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-4-(4-хлорфенил)-1,4,5,6-тетра-

гидропиридин-3-карбоксилат (цис-55a). Выход 3.06 г (74%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 197-198°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3416, 3235, 3133, 2985, 2962, 2902, 1702, 1660, 1635, 

1580, 1517, 1487, 1394, 1298, 1270, 1228, 1184, 1103, 1085, 1014, 

832, 790, 717, 668. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.13 

(3H, т, J=7.0, CH2CH3); 2.47 (3H, с, 2-CH3); 4.01-4.12 (2H, м, 

CH2CH3); 4.73 (1H, д, J=7.8, H-4); 5.15 (1H, дд, J=7.8, 6.0, H-5); 6.56 (1H, д, J=6.0, 5-

NHCOPh); 7.00-7.03 (2H, м, H-2,6 Ar); 7.18-7.22 (2H, м, H-3,5 Ar); 7.38-7.43 (2H, м, H Ph); 

7.48-7.52 (1H, м, H Ph); 7.64-7.67 (2H, м, H Ph); 8.04 (1H, уш.с, 1-NH). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 14.0, 18.8, 41.5, 53.4, 60.5, 108.6, 127.0, 128.7, 128.8, 129.6, 132.0, 133.5, 
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133.6, 135.3, 145.4, 166.0, 167.5, 169.0. Найдено, %: C 63.81; H 5.18; N 6.74. 

C22H21ClN2O4. Вычислено, %: C 64.00; H 5.13; N 6.79. 

цис-Этил-2-метил-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-4-(4-фторфенил)-1,4,5,6-тетра-

гидропиридин-3-карбоксилат (цис-56a). Выход 2.53 г (64%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 180-181°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3408, 3246, 3135, 2979, 2874, 1707, 1634, 1604, 1581, 

1510, 1486, 1387, 1299, 1230, 1160, 1097, 1083, 941, 837, 786, 718, 

694. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.12 (3H, т, J=7.1, 

CH2CH3); 2.47 (3H, с, 2-CH3); 4.02-4.10 (2H, м, CH2CH3); 4.74 (1H, 

д, J=7.8, H-4); 5.15 (1H, дд, J=7.8, 6.0, H-5); 6.53 (1H, д, J=6.0, 5-NHCOPh); 6.89-6.95 (2H, 

м, H-3,5 Ar); 7.03-7.08 (2H, м, H-2,6 Ar); 7.38-7.42 (2H, м, H Ph); 7.48-7.52 (1H, м, H Ph); 

7.63-7.66 (2H, м, H Ph); 8.16 (1H, уш.с, 1-NH). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 14.0, 

18.8, 41.4, 53.5, 60.4, 108.9, 115.5 (д, J=21.7), 127.0, 128.6, 129.8 (д, J=7.8), 131.9, 132.5 (д, 

J=3.5), 133.7, 145.2, 162.3 (д, J=246.2), 166.1, 167.5, 169.1. Найдено, %: C 66.86; H 5.47; N 

7.15. C22H21FN2O4. Вычислено, %: C 66.66; H 5.34; N 7.07. транс-Этил-2-метил-6-оксо-

5-[(фенилкарбонил)амино]-4-(4-фторфенил)-1,4,5,6-тетрагидропиридин-3-карбокси-

лат (транс-56a). Выход 0.87 г (22%), бесцветные кристаллы, т. пл. 183-184°C (i-PrOH). 

ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3240, 3160, 3069, 2979, 2962, 2931, 1709, 1644, 1604, 1580, 1537, 

1511, 1492, 1366, 1275, 1226, 1192, 1124, 1097, 1016, 833, 693. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-

d6), δ, м. д. (J, Гц): 0.88 (3H, т, J=7.0, CH2CH3); 2.30 (3H, с, 2-CH3); 3.80-3.91 (2H, м, 

CH2CH3); 4.19 (1H, д, J=6.7, H-4); 4.59 (1H, дд, J=6.7, 8.0, H-5); 7.10-7.14 (2H, м, H-3,5 

Ar); 7.21-7.25 (2H, м, H-2,6 Ar); 7.43-7.54 (3H, м, H Ph); 7.79 (2H, д, J=7.4, H Ph); 8.91 

(1H, д, J=8.0, 5-NHCOPh); 10.15 (1H, с, 1-NH). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, 

Гц): 13.7, 17.9, 44.8, 55.1, 59.3, 104.3, 115.2 (д, J=21.7), 127.5, 128.2, 129.0 (д, J=7.8), 

131.4, 133.9, 137.1 (д, J=2.6), 146.2, 161.0 (д, J=242.7), 166.46, 166.51, 167.1. Найдено, %: 

C 66.87; H 5.46; N 7.15. C22H21FN2O4. Вычислено, %: C 66.66; H 5.34; N 7.07. 

цис-Этил-2-метил-4-(4-нитрофенил)-6-оксо-5-[(фенилкарбо-

нил)амино]-1,4,5,6-тетрагидропиридин-3-карбоксилат (цис-

57a). Выход 3.34 г (79%), светло-желтые кристаллы, т. пл. 201-

202°C (i-PrOH) (т. пл. 201-202 (PhН) [62]). ИК спектр (KBr), ν,   

см
–1

: 3399, 3238, 3126, 2977, 2869, 1707, 1634, 1603, 1581, 1521, 

1486, 1446, 1388, 1349, 1298, 1233, 1212, 1169, 1084, 939, 855, 789, 
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719, 694. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.12 (3H, т, J=7.1, CH2CH3); 2.51 (3H, с, 

2-CH3); 4.00-4.13 (2H, м, CH2CH3); 4.95 (1H, д, J=8.0, H-4); 5.16 (1H, дд, J=8.0, 5.3, H-5); 

6.64 (1H, д, J=5.3, 5-NHCOPh); 7.24-7.27 (2H, м, H-2,6 Ar); 7.39-7.42 (2H, м, H Ph); 7.49-

7.53 (1H, м, H Ph); 7.63-7.65 (2H, м, H Ph); 8.02 (1H, с, 1-NH); 8.06-8.10 (2H, м, H-3,5 Ar). 

Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 14.0, 18.9, 41.9, 53.4, 60.7, 108.0, 123.8, 127.0, 128.8, 

129.2, 132.2, 133.2, 144.8, 145.8, 147.5, 165.8, 167.6, 168.4. Найдено, %: C 62.80; H 5.12; N 

9.97. C22H21N3O6. Вычислено, %: C 62.41; H 5.00; N 9.92. транс-Этил-2-метил-4-(4-

нитрофенил)-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-1,4,5,6-тетрагидропиридин-3-карб-

оксилат (транс-57a). Выход 0.68 мг (16%), светло-желтые кристаллы, т. пл. 157-158°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3243, 3163, 3075, 2979, 1711, 1645, 1603, 1581, 1519, 

1490, 1349, 1267, 1195, 1103, 1080, 1014, 841, 701. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, 

Гц): 0.82 (3H, т, J=7.0, CH2CH3); 2.31 (3H, с, 2-CH3); 3.79-3.85 (2H, м, CH2CH3); 4.35 (1H, 

д, J=6.7, H-4); 4.60-4.70 (1H, дд, J=6.7, 7.1, H-5); 7.43-7.57 (5H, м, H Ph); 7.72-7.83 (2H, м, 

H-2,6 Ar); 8.11-8.22 (2H, м, H-3,5 Ar); 8.93 (1H, д, J=7.1, 5-NHCOPh); 10.24 (1H, с, 1-NH). 

Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 13.6, 17.9, 45.6, 54.6, 59.4, 103.5, 123.7, 127.4, 

128.3, 128.6, 131.5, 133.7, 146.4, 146.9, 149.7, 166.2, 166.5, 166.8. Найдено, %: C 62.82; H 

5.10; N 9.98. C22H21N3O6. Вычислено, %: C 62.41; H 5.00; N 9.92. 

цис-Этил-1,2-диметил-6-оксо-4-фенил-5-[(фенилкарбонил)амино]-1,4,5,6-тетрагид-

ропиридин-3-карбоксилат (цис-53b). Выход 1.84 г (47%), 

бежевые кристаллы, т. пл. 127-128°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, 

см
–1

: 3389, 3070, 3034, 2979, 2931, 2849, 1687, 1651, 1627, 1601, 

1579, 1521, 1486, 1383, 1318, 1291, 1259, 1240, 1193, 1177, 1115, 

1089, 1037, 919, 843, 803, 788, 765, 714, 589. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.13 

(3H, т, J=7.1, CH2CH3); 2.62 (3H, с, 2-CH3); 3.31 (3H, с, 1-NCH3); 4.01-4.15 (2H, м, 

CH2CH3); 4.73 (1H, д, J=7.4, H-4); 5.07 (1H, дд, J=7.4, 5.7, H-5); 6.67 (1H, д, J=5.7, 5-

NHCOPh); 6.94-6.99 (2H, м, H Ph); 7.20-7.24 (3H, м, H Ph); 7.36-7.41 (2H, м, H Ph); 7.46-

7.51 (1H, м, H Ph); 7.65-7.68 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 14.0, 

16.9, 30.0, 41.2, 53.6, 60.5, 112.2, 127.0, 127.6, 128.2, 128.5, 128.6, 131.7, 134.1, 136.0, 

148.4, 166.5, 167.2, 168.4. Найдено, %: C 70.76; H 5.97; N 6.69. C23H24N2O4. 

Вычислено, %: C 70.39; H 6.16; N 7.14. транс-Этил-1,2-диметил-6-оксо-4-фенил-5-

[(фенилкарбонил)амино]-1,4,5,6-тетрагидропиридин-3-карбоксилат (транс-53b). 

Выход 0.71 мг (18%), бежевые кристаллы, т. пл. 187-188°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, 
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см
–1

: 3311, 3061, 3035, 2962, 2920, 2850, 1695, 1637, 1602, 1578, 1547, 1491, 1455, 1365, 

1332, 1288, 1273, 1203, 1177, 1123, 1105, 1093, 1075, 1053, 1006, 904, 860, 799, 754, 719, 

701, 692, 693, 586. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 0.87 (3H, т, J=7.0, CH2CH3); 

2.43 (3H, д, J=1.6, 2-CH3); 3.18 (3H, с, 1-NCH3); 3.79-3.89 (2H, м, CH2CH3); 4.19 (1H, дд, 

J=7.6, 1.6, H-4); 4.96 (1H, дд, J=7.6, 8.4, H-5); 6.38 (1H, д, J=8.4, 5-NHCOPh); 7.10-7.22 

(5H, м, H Ph); 7.28-7.32 (2H, м, H Ph); 7.37-7.42 (1H, м, H Ph); 7.55-7.59 (2H, м, H Ph). 

Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 13.7, 16.7, 29.9, 45.6, 54.8, 60.5, 110.6, 127.1, 

127.4, 127.5, 128.5, 128.7, 131.7, 134.0, 138.5, 145.9, 167.26, 167.28, 167.31. Найдено, %: C 

70.75; H 5.99; N 6.73. C23H24N2O4. Вычислено, %: C 70.39; H 6.16; N 7.14. 

Синтез оксазоло[5,4-b]пиридинов 65a-69a (общая методика). Смесь 1 ммоль 1,4,5,6-

тетрагидропиридин-6-она 53a-57a и 3 мл POCl3 кипятят в колбе с обратным 

холодильником в течение 1.5 ч. Реакционную смесь упаривают досуха, разбавляют 10 мл 

холодной H2O и растирают до однородного порошка, который отфильтровывают и 

промывают H2O (3 × 5 мл). Продукт очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент СНCl3) и перекристаллизовывают из i-PrOH. 

Этил-5-метил-2,7-дифенилоксазоло[5,4-b]пиридин-6-карбоксилат (65a). Выход 143 

мг (40%), бесцветные кристаллы, т. пл. 145-146°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3062, 3056, 3034, 2980, 2941, 2929, 2904, 

1720, 1623, 1602, 1595, 1573, 1549, 1495, 1480, 1451, 1419, 1380, 

1371, 1361, 1352, 1316, 1270, 1253, 1199, 1184, 1176, 1158, 1079, 

1048, 1021, 950, 911, 825, 787, 780, 763, 723, 708, 690, 669, 651. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 1.01 (3H, т, J=7.2, CH2CH3); 2.73 (3H, с, 5-CH3); 4.14 (2H, к, J=7.2, 

CH2CH3); 7.45-7.55 (6H, м, H Ph); 7.62-7.65 (2H, м, H Ph); 8.23-8.26 (2H, м, H Ph). Спектр 

ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 13.6, 23.0, 61.6, 126.35, 126.43, 127.9, 128.4, 128.9, 129.1, 129.3, 

130.1, 132.1, 133.8, 140.6, 152.1, 159.4, 163.2, 168.5. Найдено, %: C 73.95; H 4.87; N 7.38. 

C22H18N2O3. Вычислено, %: C 73.73; H 5.06; N 7.82. 

Этил-5-метил-7-(4-метоксифенил)-2-фенилоксазоло[5,4-b]пири-

дин-6-карбоксилат (66a). Выход 89 мг (23%), бежевые кристаллы, 

т. пл. 155-156°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3068, 3050, 

3013, 2985, 2956, 2933, 2903, 2837, 1720, 1622, 1612, 1603, 1546, 

1518, 1484, 1464, 1451, 1443, 1381, 1371, 1362, 1353, 1320, 1294, 

1274, 1260, 1252, 1203, 1184, 1161, 1082, 1051, 1031, 1021, 914, 835, 782, 714, 708, 692. 
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Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.10 (3H, т, J=7.1, CH2CH3); 2.71 (3H, с, 5-CH3); 

3.87 (3H, с, OCH3); 4.20 (2H, к, J=7.1, CH2CH3); 7.01-7.05 (2H, м, H-3,5 Ar); 7.47-7.56 (3H, 

м, H Ph); 7.61-7.64 (2H, м, H-2,6 Ar); 8.23-8.26 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, 

м. д.: 13.8, 22.9, 55.3, 61.7, 114.0, 126.0, 126.2, 126.5, 127.9, 128.9, 130.0, 130.9, 132.1, 

140.2, 152.0, 159.3, 160.5, 162.9, 168.8. Найдено, %: C 70.98; H 5.23; N 7.25. C23H20N2O4. 

Вычислено, %: C 71.12; H 5.19; N 7.21. 

Этил-5-метил-2-фенил-7-(4-хлорфенил)оксазоло[5,4-b]пиридин-6-карбоксилат (67a). 

Выход 185 мг (47%), светло-бежевые кристаллы, т. пл. 148-149°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3070, 3034, 2986, 2937, 2901, 

2871, 1721, 1621, 1603, 1543, 1498, 1484, 1474, 1452, 1423, 1382, 

1372, 1362, 1353, 1320, 1276, 1257, 1202, 1183, 1157, 1091, 1081, 

1073, 1053, 1021, 1010, 956, 939, 328, 915, 872, 831, 783, 734, 712, 

692. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.09 (3H, т, J=7.1, CH2CH3); 2.72 (3H, с, 5-

CH3); 4.18 (2H, к, J=7.1, CH2CH3); 7.47-7.60 (7H, м, H Ph и H Ar); 8.22-8.24 (2H, м, H Ph). 

Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 13.7, 23.0, 61.8, 126.2, 126.3, 127.9, 128.8, 129.0, 130.0, 

130.7, 132.2, 132.3, 135.5, 139.1, 152.3, 159.4, 163.4, 168.3. Найдено, %: C 67.06; H 4.18; N 

7.15. C22H17ClN2O3. Вычислено, %: C 67.26; H 4.36; N 7.13. 

Этил-5-метил-2-фенил-7-(4-фторфенил)оксазоло[5,4-b]пиридин-6-карбоксилат 

(68a). Выход 173 мг (46%), бежевые кристаллы, т. пл. 143-144°C (i-

PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3074, 2984, 2939, 2903, 1720, 1620, 

1608, 1544, 1517, 1483, 1452, 1361, 1317, 1273, 1256, 1239, 1198, 

1179, 1163, 1079, 1069, 1053, 1023, 950, 916, 877, 836, 803, 781, 735, 

709, 691, 574. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.08 (3H, т, 

J=7.1, CH2CH3); 2.72 (3H, с, 5-CH3); 4.17 (2H, к, J=7.2, CH2CH3); 7.17-7.23 (2H, м, H-3,5 

Ar); 7.47-7.56 (3H, м, H Ph); 7.62-7.65 (2H, м, H-2,6 Ar); 8.22-8.24 (2H, м, H Ph). Спектр 

ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 13.7, 23.0, 61.7, 115.6 (1C, д, J=22.5), 126.29, 126.32, 127.9, 

128.9, 129.8 (1C, д, J=8.7), 130.0, 131.4 (д, J=8.7), 132.2, 139.3, 152.2, 159.4, 163.3 (д, 

J=249.7), 163.3, 168.4. Найдено, %: C 70.56; H 4.39; N 7.38. C22H17FN2O3. Вычислено, %: 

C 70.20; H 4.55; N 7.44. 
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Этил-5-метил-7-(4-нитрофенил)-2-фенилоксазоло[5,4-b]пиридин-6-карбоксилат 

(69a). Выход 161 мг (40%), бесцветные кристаллы, т. пл. 192-

193°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3110, 3074, 3035, 2988, 

2969, 2944, 2904, 2856, 1721, 1622, 1595, 1581, 1543, 1516, 1483, 

1452, 1351, 1320, 1275, 1256, 1205, 1182, 1157, 1108, 1081, 1053, 

1021, 1009, 945, 928, 916, 865, 859, 844, 782, 753, 723, 711, 692. 

Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.08 (3H, т, J=7.2, CH2CH3); 2.75 (3H, с, 5-CH3); 

4.18 (2H, к, J=7.2, CH2CH3); 7.49-7.53 (2H, м, H Ph); 7.55-7.59 (1H, м, H Ph); 7.79-7.82 

(2H, м, H-2,6 Ar); 8.22-8.24 (2H, м, H Ph); 8.35-8.39 (2H, м, H-3,5 Ar). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 13.8, 23.1, 62.0, 123.6, 125.9, 126.0, 128.0, 129.0, 130.0, 130.5, 132.6, 

137.7, 140.4, 148.1, 152.7, 159.5, 164.0, 167.8. Найдено, %: C 65.30; H 4.16; N 10.53. 

C22H17N3O5. Вычислено, %: C 65.50; H 4.25; N 10.42. 

Синтез этил-4-арил-2-метил-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-1,6-

дигидропиридин-3-карбоксилатов 59а, 70a-73a (общая методика). К суспензии 1 

ммоль оксазоло[5,4-b]пиридина 65а-69a в 7 мл EtOH прибавляют раствор 120 мг (3 

ммоль) NaOH в 0.8 мл Н2О. Смесь кипятят в колбе с обратным холодильником в течение 

1.5 ч, затем растворитель отгоняют в вакууме до 1/3 объема. Остаток выливают в 15 мл 

Н2О и подкисляют 10% раствором HCl до рН~3. Выпавший осадок отфильтровывают, 

промывают Н2О и перекристаллизовывают. 

Этил-2-метил-6-оксо-4-фенил-5-[(фенилкарбонил)амино]-1,6-дигидропиридин-3-

карбоксилат (59a). Выход 316 мг (84%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3287, 3121, 3051, 

2984, 1721, 1674, 1642, 1615, 1517, 1488, 1398, 1287, 1201, 1157, 

1089, 1027, 913, 898, 766, 705, 633. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, 

м. д. (J, Гц): 0.76 (3H, т, J=7.1, CH2CH3); 2.33 (3H, с, 2-CH3); 3.79 (2H, к, J=7.1, CH2CH3); 

7.18-7.21 (2H, м, H Ph); 7.23-7.31 (3H, м, H Ph); 7.35-7.39 (2H, м, H Ph); 7.44-7.48 (1H, м, 

H Ph); 7.64-7.67 (2H, м, H Ph); 9.08 (1H, уш.с, 5-NHCOPh); 11.95 (1H, уш.с, 1-NH). 

Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 12.9, 16.9, 60.2, 111.4, 123.0, 127.1, 127.25, 127.27, 

127.4, 127.8, 130.9, 134.1, 136.2, 144.4, 148.7, 159.7, 165.9, 166.0. Найдено, %: C 70.60; H 

5.34; N 7.26. C22H20N2O4. Вычислено, %: C 70.20; H 5.36; N 7.44. 
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Этил-2-метил-4-(4-метоксифенил)-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-1,6-дигидропи-

ридин-3-карбоксилат (70a). Выход 300 мг (74%), бежевые 

кристаллы, т. пл. 250°C (PhMe). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3249, 

3132, 3054, 2981, 2932, 2907, 2837, 2781, 1720, 1671, 1644, 1611, 

1580, 1553, 1514, 1486, 1466, 1444, 1396, 1366, 1291, 1249, 1199, 

1178, 1157, 1110, 1088, 1028, 906, 872, 834, 781, 711, 692, 661, 634, 

583. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 0.77 (3H, т, J=7.2, 

CH2CH3); 2.30 (3H, с, 2-CH3); 3.68 (3H, с, OCH3); 3.82 (2H, к, J=7.2, CH2CH3); 6.87 (2H, д, 

J=8.8, H-3,5 Ar); 7.12 (2H, д, J=8.8, H-2,6 Ar); 7.38-7.44 (2H, м, H Ph); 7.46-7.52 (1H, м, H 

Ph); 7.73 (2H, д, J=7.4, H Ph); 9.32 (1H, уш.с, 5-NHCOPh); 12.21 (1H, уш.с, 1-NH). Спектр 

ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 13.3, 17.2, 55.1, 60.5, 111.7, 113.2, 123.2, 127.4, 128.2, 128.5, 

128.7, 131.3, 134.1, 144.4, 148.6, 158.9, 160.1, 166.1, 166.3. Найдено, %: C 67.78; H 5.33; N 

6.72. C23H22N2O5. Вычислено, %: C 67.97; H 5.46; N 6.89. 

Этил-2-метил-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-4-(4-хлорфенил)-1,6-дигидропири-

дин-3-карбоксилат (71a). Выход 366 мг (89%), светло-бежевые 

кристаллы, т. пл. 250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3288, 

3127, 3056, 2981, 2928, 2869, 2788, 1722, 1674, 1642, 1606, 1582, 

1571, 1556, 1517, 1487, 1445, 1393, 1366, 1286, 1247, 1200, 1188, 

1157, 1087, 1027, 1015, 904, 871, 832, 822, 787, 707, 691, 662, 632. 

Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 0.75 (3H, т, J=7.1, 

CH2CH3); 2.34 (3H, с, 2-CH3); 3.81 (2H, к, J=7.1, CH2CH3); 7.18 (2H, д, J=8.4, H-2,6 Ar); 

7.38-7.43 (4H, м, H Ph и H-3,5 Ar); 7.50 (1H, т, J=7.3, H Ph); 7.70 (2H, д, J=7.4, H Ph); 9.37 

(1H, уш.с, 5-NHCOPh); 12.34 (1H, уш.с, 1-NH). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 

13.2, 17.4, 60.5, 110.7, 123.4, 127.4, 127.8, 128.2, 129.2, 131.4, 132.5, 133.9, 135.3, 145.5, 

147.7, 159.9, 165.9, 166.0. Найдено, %: C 64.13; H 4.75; N 6.90. C22H19ClN2O4. 

Вычислено, %: C 64.32; H 4.66; N 6.82. 

Этил-2-метил-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-4-(4-фторфенил)-1,6-дигидропири-

дин-3-карбоксилат (72a). Выход 315 мг (80%), бежевые 

кристаллы, т. пл. 250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3280, 

3127, 3057, 2982, 2932, 2870, 2789, 1721, 1674, 1643, 1611, 1595, 

1582, 1556, 1512, 1486, 1446, 1410, 1396, 1367, 1288, 1229, 1200, 

1155, 1115, 1088, 1027, 1015, 903, 837, 800, 787, 710, 663, 635. 
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Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 0.76 (3H, т, J=7.0, CH2CH3); 2.33 (3H, с, 2-

CH3); 3.81 (2H, к, J=7.0, CH2CH3); 7.14-7.22 (4H, м, H Ar); 7.35-7.45 (2H, м, H Ph); 7.46-

7.54 (1H, м, H Ph); 7.69 (2H, д, J=7.4, H Ph); 9.36 (1H, уш.с, 5-NHCOPh); 12.31 (1H, уш.с, 

1-NH). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 13.3, 17.3, 60.5, 111.1, 114.6 (д, 

J=21.7), 123.4, 127.4, 128.2, 129.5 (д, J=7.8), 131.4, 132.8 (д, J=3.5), 134.0, 145.2, 148.0, 

160.0, 161.7 (д, J=244.5), 165.99, 166.04. Найдено, %: C 67.10; H 4.76; N 7.04. 

C22H19FN2O4. Вычислено, %: C 67.00; H 4.86; N 7.10. 

Этил-2-метил-4-(4-нитрофенил)-6-оксо-5-[(фенилкарбонил)амино]-1,6-дигидропи-

ридин-3-карбоксилат (73a). Выход 396 мг (94%), бесцветные 

кристаллы; т. пл. 229-230°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3280, 3119, 2982, 2940, 2893, 2842, 2763, 2661, 1721, 1665, 1634, 

1595, 1515, 1476, 1446, 1385, 1346, 1292, 1285, 1263, 1214, 1171, 

1114, 1089, 1032, 965, 841, 782, 735, 689. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-

d6), δ, м. д. (J, Гц): 0.68 (3H, т, J=7.1, CH2CH3); 2.27 (3H, с, 2-CH3); 

3.75 (2H, к, J=7.1, CH2CH3); 7.20-7.29 (4H, м, H Ph и H-2,6 Ar); 7.33 (2H, т, J=7.4, H Ph); 

7.38-7.45 (1H, м, H Ph); 8.20 (2H, д, J=8.6, H-3,5 Ar); 9.44 (1H, уш.с, 5-NHCOPh); 12.00 

(1H, уш.с, 1-NH). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 13.2, 13.8, 60.3, 109.7, 122.9, 

126.9, 128.2, 129.5, 130.4, 132.2, 133.5, 134.0, 141.1, 144.8, 146.4, 157.0, 160.2, 165.8. 

Найдено, %: C 62.51; H 4.58; N 10.05. C22H19N3O6. Вычислено, %: C 62.70; H 4.54; N 9.97. 

Этил-5-амино-2-метил-6-оксо-4-фенил-1,6-дигидропиридин-3-карбоксилат (74a). 

Смесь 358 мг (1 ммоль) оксазоло[5,4-b]пиридина 65а и 5 мл 

концентрированной HCl при перемешивании кипятят в колбе с 

обратным холодильником в течение 4 ч. Затем смесь охлаждают и 

выливают в 15 мл ледяной H2O и нейтрализовывают 10% водным 

раствором NaOH до рН~7, а затем экстрагируют EtOAc (3 х 15 мл) и сушат над 

безводным Na2SO4. Растворитель удаляют при пониженном давлении, а остаток 

очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент СНCl3-EtOAc, 10:1). Выход 

223 мг (82%), бежевые кристаллы, т. пл. 207-208°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3476, 3354, 3134, 3055, 3020, 2978, 2932, 2855, 2799, 2698, 1706, 1650, 1582, 1464, 1392, 

1366, 1303, 1242, 1196, 1094, 1017, 927, 849, 759, 702, 662. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. 

д. (J, Гц): 0.77 (3H, т, J=7.1, CH2CH3); 2.43 (3H, с, 2-Me); 3.83 (3H, к, J=7.1, CH2CH3); 

4.07 (2H, уш.с, 5-NH2); 7.25-7.29 (2H, м, H Ph); 7.32-7.36 (1H, м, H Ph); 7.39-7.44 (2H, м, 
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H Ph); 12.80 (1H, уш.с, 1-NH). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 13.3, 17.2, 60.7, 113.7, 

126.3, 127.8, 128.3, 128.9, 132.1, 133.1, 136.6, 159.1, 167.2. Найдено, %: C 66.24; H 5.74; N 

10.35. C15H16N2O3. Вычислено, %: C 66.16; H 5.92; N 10.29. 

Синтез N-(4-арил-3-метил-6-оксо-4,5,6,7-тетрагидро-1-фенил-1H-пиразоло[3,4-b]-

пиридин-5-ил)бензамидов (75a-c). Смесь 10 ммоль азлактона 1, 2 или 4 и 1.73 г (10 

ммоль) 3-метил-1-фенил-1H-пиразол-5-амина 26 нагревают при 180°С в течение 1 ч. 

Затем смесь охлаждают и продукт очищают колоночной хроматографией на силикагеле 

(элюент СНCl3-EtOAc, 10:1) и перекристаллизовывают из i-PrOH. 

транс-N-(1,4-Дифенил-3-метил-6-оксо-4,5,6,7-тетрагидро-1H-пиразоло[3,4-b]пирид-

ин-5-ил)бензамид (75a). Выход 2.62 г (62%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. >250°C (i-PrOH) (т. пл. 268–270 (EtOH) [224]). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3295, 3194, 3062, 3032, 2911, 1698, 1693, 1642, 

1601, 1582, 1547, 1496, 1457, 1374, 1357, 1335, 1267, 1255, 1184, 

1113, 1075, 1054, 1026, 1002, 916, 819, 819, 800, 754, 694, 660. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-

d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.46 (3H, с, 3-Me); 4.40 (1H, д, J=11.9, Н-4); 5.05 (1H, дд, J=11.9, 9.0, 

Н-5); 7.22-7.26 (1H, м, H Ar); 7.31-7.39 (5H, м, H Ar); 7.40-7.45 (2H, м, H Ar); 7.48-7.53 

(3H, м, H Ar); 7.56-7.59 (2H, м, H Ar); 7.70-7.75 (2H, м, H Ar); 8.69 (1H, д, J=9.0, 5-

NHCOPh); 10.79 (1H, с, 7-NH). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 12.5, 41.4, 56.0, 

102.3, 122.9, 126.8, 127.1, 127.2, 128.2, 128.3, 128.5, 129.2, 131.3, 134.1, 137.3, 137.9, 

140.1, 145.5, 166.4, 168.5. 

цис-N-(3-Метил-4-(4-метоксифенил)-6-оксо-4,5,6,7-тетрагидро-1-фенил-1H-пиразо-

ло[3,4-b]пиридин-5-ил)бензамид (цис-75b). Выход 2.04 г (45%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 239–240°C (i-PrOH) (т. пл. 264–266 

(EtOH) [224]). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3391, 3127, 3069, 2942, 

2845, 1701, 1688, 1636, 1605, 1578, 1547, 1522, 1511, 1485, 1458, 

1385, 1300, 1246, 1173, 1113, 1075, 1026, 932, 824, 758, 710, 689, 656, 

571. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 2.02 (3H, с, 3-Me); 

3.68 (3H, с, OMe); 4.56 (1H, д, J=7.2, H-4); 5.21 (1H, т, J=6.9, H-5); 6.80-6.84 (2H, м, H 

Ar); 6.90-6.93 (2H, м, H Ar); 7.35-7.39 (1H, м, H Ar); 7.43-7.56 (5H, м, H Ar); 7.58-7.62 (3H, 

м, H Ar, 5-NHCOPh); 7.73-7.76 (2H, м, H Ar); 11.04 (1H, с, 7-NH). Спектр ЯМР 
13

C 

(ДМСО-d6), δ, м. д.: 12.1, 37.5, 55.1, 55.4, 104.7, 114.4, 123.1, 127.3, 127.7, 128.9, 129.4, 

129.7, 130.5, 132.0, 134.3, 137.9, 138.5, 145.8, 158.9, 166.8, 168.7. 
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цис-N-(3-Метил-6-оксо-4,5,6,7-тетрагидро-1-фенил-4-(4-фторфенил)-1H-пиразоло-

[3,4-b]пиридин-5-ил)бензамид (цис-75b). Выход 2.42 г (55%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 243–244°C (i-PrOH) (т. пл. 245–247 

(EtOH) [224]). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3374, 3163, 3069, 2925, 

2899, 1705, 1696, 1642, 1599, 1541, 1520, 1507, 1485, 1387, 1298, 

1242, 1223, 1161, 1105, 1075, 928, 870, 828, 814, 764, 710, 693, 648, 

625. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 2.02 (3H, с, 3-Me); 

4.61 (1H, д, J=7.4, H-4); 5.27 (1H, т, J=7.0, H-5); 7.00-7.04 (2H, м, H Ar); 7.07-7.12 (2H, м, 

H Ar); 7.35-7.55 (6H, м, H Ar); 7.59-7.65 (2H, м, H Ar); 7.71-7.78 (3H, м, H Ar, 5-NHCOPh); 

11.06 (1H, с, 7-NH). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 11.6; 37.1; 54.4; 103.6; 115.3 (д, 

J=21.7); 122.7; 126.9; 127.2; 128.4; 129.2; 129.8 (д, J=8.7); 131.5; 133.8; 134.4 (д, J=3.5); 

137.5; 137.9; 145.3; 161.4 (д, J=242.8); 166.4; 168.0. транс-N-(3-Метил-6-оксо-4,5,6,7-

тетрагидро-1-фенил-4-(4-фторфенил)-1H-пиразоло[3,4-b]пиридин-5-ил)бензамид 

(транс-75b). Выход 0.70 г (16%), бесцветные кристаллы, т. пл. 247–248°C. ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3272, 3185, 3065, 2969, 2925, 1700, 1644, 1605, 1586, 1545, 1511, 1497, 

1456, 1385, 1356, 1329, 1271, 1246, 1235, 1157, 1115, 835, 824, 756, 693. Спектр ЯМР 
1
H 

(ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.48 (3H, с, 3-Me); 4.41 (1H, д, J=12.1, H-4); 5.02 (1H, дд, 

J=12.1, 8.9, H-5); 7.13-7.18 (2H, м, H Ar); 7.34-7.46 (5H, м, H Ar); 7.48-7.53 (3H, м, H Ar); 

7.55-7.58 (2H, м, H Ar); 7.71-7.74 (2H, м, H Ar); 8.67 (1H, д, J=8.9, 5-NHCOPh); 10.79 (1H, 

с, 7-NH). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 12.6; 40.7; 55.9; 102.1; 115.1 (д, J=20.8); 

122.9; 126.8; 127.1; 128.2; 129.1; 130.4 (д, J=8.7); 131.2; 134.0; 136.2 (д, J=2.6); 137.3; 

137.9; 145.3; 161.2 (д, J=242.8); 166.3; 168.4. 

Синтез 4-арил-1,6-дифенил-3-метил-1H-оксазоло[5,4-b]пиразоло[4,3-e]пиридинов 

(76a-c). К 1 ммоль пиразоло[3,4-b]пиридина 75a-c добавляют 5 мл POCl3 и смесь 

кипятят в колбе с обратным холодильником в течение 3 ч. Реакционную смесь отгоняют 

досуха, разбавляют 10 мл холодной H2O и растирают до однородного порошка, который 

отфильтровывают и промывают H2O (3 × 5 мл). Продукт 76a,c очищают 

перекристаллизацией из i-PrOH, а 76a – из ДМСО. 

3-Метил-1,4,6-трифенил-1H-оксазоло[5,4-b]пиразоло[4,3-e]пири-

дин (76a). Выход 197 мг (49%), бесцветные кристаллы, т. 

пл. >250°C (ДМСО). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3069, 3038, 3000, 

2969, 2928, 1615, 1607, 1595, 1572, 1518, 1507, 1487, 1458, 1447, 
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1437, 1420, 1387, 1356, 1337, 1318, 1300, 1269, 1223, 1181, 1157, 1146, 1071, 1051, 1024, 

941, 909, 766, 749, 700, 689, 658. Спектр ЯМР 
1
H (CF3CO2D), δ, м. д. (J, Гц): 2.61 (3H, с, 

3-Me); 7.65-7.86 (13H, м, H Ar); 8.32 (2H, д, J=7.8, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C (CF3CO2D), δ, 

м. д.: 13.9, 114.8, 123.8, 127.4, 129.6, 131.0, 131.09, 131.12, 131.5, 132.0, 132.5, 133.8, 

133.9, 134.5, 138.4, 143.6, 148.0, 149.1, 164.1, 169.8. 

3-Метил-4-(4-метоксифенил)-1,6-дифенил-1H-оксазоло[5,4-b]пиразоло[4,3-e]пирид-

ин (76b). Выход 255 мг (59%), бледно-желтые кристаллы, т. пл. 

223–224°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3073, 3011, 2959, 

2841, 1608, 1596, 1523, 1511, 1484, 1455, 1441, 1385, 1336, 1315, 

1293, 1272, 1257, 1181, 1157, 1146, 1055, 1021, 926, 912, 838, 782, 

759, 752, 704, 688. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 2.36 (3H, 

с, 3-Me); 3.93 (3H, с, OMe); 7.13 (2H, д, J=8.6, H Ar); 7.33 (1H, т, 

J=7.3, H Ar); 7.42-7.50 (3H, м, H Ar); 7.56 (2H, т, J=7.7, H Ar); 7.69 (2H, д, J=8.4, H Ar); 

8.16-8.22 (4H, м, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 16.0, 55.4, 113.5, 113.6, 121.1, 

124.3, 125.8, 126.0, 127.5, 128.3, 128.7, 129.2, 131.86, 131.94, 137.0, 138.7, 143.5, 147.4, 

159.4, 160.2, 162.1. 

3-Метил-1,6-дифенил-4-(4-фторфенил)-1H-оксазоло[5,4-b]пиразоло[4,3-e]пиридин 

(76c). Выход 269 мг (64%), бесцветные кристаллы, т. пл. >250°C (i-

PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3070, 3006, 2973, 2932, 1618, 1606, 

1592, 1511, 1487, 1456, 1436, 1387, 1336, 1269, 1226, 1160, 1143, 

1048, 1022, 908, 843, 776, 764, 704, 699, 689, 658. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 2.34 (3H, с, 3-Me); 7.28-7.35 (3H, м, H Ar); 

7.46-7.58 (5H, м, H Ar); 7.67-7.72 (2H, м, H Ar); 8.23-8.28 (4H, м, H 

Ar). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 15.7, 114.0, 115.5 (д, J=21.7), 121.2, 126.0, 126.5, 

127.8, 128.6 (д, J=3.5), 128.8, 128.9, 129.2, 132.1, 132.3 (д, J=8.9), 136.0, 139.1, 143.3, 

147.7, 159.7, 162.8, 163.5 (д, J=249.7). 

Синтез 5-амино-4-арил-1-фенил-3-метил-1,7-дигидро-6H-пиразоло[3,4-b]пиридин-6-

онов (77a-c). Смесь 0.5 ммоль оксазоло[5,4-b]пиразоло[4,3-e]пиридина 76a-c, 0.4 мл 

гидразингидрата, 140 мг КОН в 0.4 мл ДМСО кипятят в колбе с обратным 

холодильником в течение 1 ч. Затем реакционную смесь охлаждают и при 

перемешивании нейтрализуют 10% раствором HCl до рН~7. Выпавший осадок 

отфильтровывают и промывают холодной водой. Продукт очищают 
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перекристаллизацией из i-PrOH. 

5-Амино-1,4-дифенил-3-метил-1,7-дигидро-6H-пиразоло[3,4-b]пиридин-6-он (77a). 

Выход 143 мг (91%), бесцветные кристаллы, т. пл. 237-238°C (i-PrOH). 

ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3469, 3443, 3347, 3060, 2979, 2959, 2923, 2865, 

1634, 1566, 1503, 1456, 1383, 1370, 1362, 1242, 1132, 1096, 1073, 909, 

831, 774, 764, 712, 698, 689. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 

1.79 (3H, с, 3-Ме); 7.20-7.30 (1H, м, Н Рh); 7.33-7.65 (7H, м, Н Рh); 8.00-8.25 (2H, м, Н 

Рh). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 13.9; 109.1; 120.0; 120.5; 123.1; 124.9; 125.5; 

128.1; 128.8; 128.9; 129.4; 134.5; 139.4; 140.9; 154.8. 

5-Амино-1,4-дифенил-3-метил-4-(4-метоксифенил)-1,7-дигидро-6H-пиразоло[3,4-b]-

пиридин-6-он (77b). Выход 156 мг (90%), бежевые кристаллы, т. пл. 

241–242°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3454, 3429, 3349, 3067, 

2997, 2960, 2929, 2840, 1625, 1563, 1511, 1498, 1478, 1456, 1443, 1383, 

1360, 1295, 1254, 1241, 1175, 1123, 1036, 909, 833, 760, 705, 691. Спектр 

ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.89 (3H, с, 3-Ме); 3.70 (2H, уш.с, 5-

NH2); 3.88 (3H, с, OМе); 7.03-7.06 (2H, м, Н Ar); 7.30-7.35 (3H, м, Н Ar); 

7.47-7.52 (2H, м, Н Ar); 7.59-7.62 (2H, м, Н Ar); 12.20 (1H, уш.с, 7-NH). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 13.8, 55.3, 105.8, 114.5, 122.0, 123.6, 126.6, 127.4, 128.9, 129.5, 130.2, 

133.8, 137.6, 143.5, 158.8, 159.6. 

5-Амино-1,4-дифенил-3-метил-4-(4-фторфенил)-1,7-дигидро-6H-пиразоло[3,4-b]-

пиридин-6-он (77c). Выход 134 мг (80%), бежевые кристаллы, т. 

пл. >250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3472, 3446, 3349, 3070, 

2980, 2961, 2924, 1634, 1599, 1567, 1511, 1482, 1458, 1386, 1370, 1361, 

1235, 1226, 1156, 1132, 1091, 1074, 848, 836, 793, 760, 701, 695. Спектр 

ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.86 (3H, с, 3-Ме); 3.67 (2H, уш.с, 5-

NH2); 7.20-7.30 (3H, м, Н Ar); 7.36-7.40 (2H, м, Н Ar); 7.43-7.49 (2H, м, 

Н Ar); 7.59-7.62 (2H, м, Н Ar); 12.58 (1H, уш.с, 7-NH). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 

13.7, 105.5, 116.2 (д, J=21.7), 120.9, 123.7, 127.5, 128.9, 129.4, 130.5 (д, J=3.5), 130.9 (д, 

J=7.8), 133.8, 137.4, 143.2, 158.9, 162.7 (д, J=248.0). 
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Синтез 2-метил-4-оксо-6-фенил-3,4-дигидробензо[c][1,7]нафтиридин-1-карбоновой 

кислоты (78a). Смесь 358 мг (1 ммоль) оксазоло[5,4-b]пиридина 65a 

и 266 мг (2 ммоль) безводного AlCl3 в 2 мл PhCl кипятят в колбе с 

обратным холодильником в течение 4 ч. После этого реакционную 

смесь охлаждают и разбавляют 10 мл гексана, а выпавший осадок 

отфильтровывают. Затем осадок кипятят в 10 мл H2O в течение 0.5 ч, 

охлаждают и отфильтровывают. Осадок очищают перекристаллизацией из смеси i-PrOH-

АсОН. Выход 211 мг (64%), бежевые кристаллы, т. пл. >250°C (i-PrOH-АсОН). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3571, 3285-2477, 1719, 1659, 1613, 1568, 1541, 1385, 1372, 1347, 

1310, 1192, 1140, 934, 789, 768, 708. Спектр ЯМР 
1
H (CF3CO2D), δ, м. д. (J, Гц): 2.87 (3H, 

с, 2-Me); 7.82-7.90 (4H, м, H Ph); 7.94-7.97 (1H, м, H Ph); 8.28 (1H, т, J=7.8, H-8); 8.44-

8.50 (1H, м, H-9); 8.64 (1H, д, J=7.8, H-7); 8.85 (1H, д, J=8.4, H-10). Спектр ЯМР 
13

C 

(CF3CO2D), δ, м. д.: 19.6; 111.2; 124.6; 129.3; 129.8; 130.5; 131.9; 132.0; 134.3; 135.1; 

135.7; 136.0; 136.1; 140.5; 148.5; 159.9; 164.2; 173.4. 

Синтез 1-метил-3,7-дифенил-3,4-дигидро-5H-бензо[c]пиразоло[4,3-f][1,7]нафти-

ридин-5-онов (79a,c). Смесь 1 ммоль оксазоло[5,4-b]пиразоло[4,3-e]пиридина 76a,с и 

266 мг (2 ммоль) безводного AlCl3 в 2 мл PhCl кипятят в колбе с обратным 

холодильником в течение 2 ч. После этого реакционную смесь охлаждают и разбавляют 

10 мл гексана, а выпавший осадок отфильтровывают. Затем осадок растворяют в 10 мл 

H2O и к полученному раствору прибавляют водный раствор аммиака до нейтральной рН. 

Выпавший осадок отфильтровывают и очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент СНCl3-EtOAc, 10:1). 

3,7-Дифенил-1-метил-3,4-дигидро-5H-бензо[c]пиразоло[4,3-f][1,7]нафтиридин-5-он 

(79a). Выход 289 мг (72%), бежевые кристаллы, т. пл. >250°C (EtOH). ИК спектр (KBr), 

ν, см
–1

: 3295, 1619, 1597, 1557, 1514, 1472, 1458, 1447, 1433, 1408, 

1375, 1273, 1250, 1163, 1130, 1121, 1067, 1028, 1017, 988, 905, 858, 

799, 764, 749, 712, 700, 687, 669, 658, 640. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), 

δ, м. д. (J, Гц): 2.93 (3H, с, 1-Ме); 7.36 (1H, т, J=7.3, H Ph); 7.54-7.64 

(5H, м, H Ph); 7.78-7.86 (2H, м, H Ph); 7.89 (1H, т, J=7.6, H-9); 8.04 

(1H, т, J=7.6, H-10); 8.11-8.21 (3H, м, H-8, H Ph); 8.94 (1H, д, J=8.2, H-11); 11.80 (1H, 

уш.с, 4-NH). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 19.1; 116.2; 126.16; 126.22; 126.9; 
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127.7; 128.1; 128.3 (2C); 128.9; 129.0; 129.8; 130.1; 130.2; 130.9; 134.3; 138.3; 140.8; 142.7; 

142.9; 157.2; 160.9. 

3,7-Дифенил-1-метил-9-фтор-3,4-дигидро-5H-бензо[c]пиразоло[4,3-f][1,7]нафтирид-

ин-5-он (79с). Выход 344 мг (82%), бесцветные кристаллы, т. пл. 243–244°C (EtOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3289, 1613, 1597, 1561, 1526, 1512, 1480, 1458, 

1399, 1383, 1370, 1356, 1206, 1111, 1001, 891, 833, 793, 756, 743, 710, 

689, 664. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 3.04 (3H, с, 1-Ме); 

7.30-7.35 (1H, м, H Ph); 7.49-7.53 (2H, м, H Ph); 7.58-7.63 (3H, м, H 

Ph); 7.66-7.71 (1H, м, Н-8); 7.74-7.78 (2H, м, H Ph); 7.91 (дд, J=9.8, 2.5, 

1H, Н-10); 8.12 (2H, д, J=8.4, H Ph); 9.07 (дд, J=9.2, 5.5, 1H, Н-11); 9.81 

(3H, уш.с, 4-NH). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.8; 104.8; 113.2 (д, J=22.5); 119.7 (д, 

J=24.3); 122.4; 125.9; 126.2; 126.5; 128.7; 128.8 (д, J=1.7); 129.1; 129.5; 129.8; 130.0 (д, 

J=7.8); 130.7 (д, J=7.8); 137.8; 138.6; 142.5; 146.5; 157.1 (д, J=4.3); 160.2; 162.3 (д, 

J=252.3). 

Синтез (Z)-4-((((Z)-2-нитро-1-фенилвинил)амино)метилен)-2-фенилоксазол-5(4H)-

он (81). Метод I. К смеси 112 мг (1 ммоль) трет-BuOK в 1 мл 

ДМСО прибавляют смесь 217 мг (1 ммоль) азлактона 15 и 164 мг (1 

ммоль) енамина нитроацетофенона 24 и перемешивают в течение 3 ч 

при комнатной температуре. Затем реакционную смесь выливают на 

воду со льдом и подкисляют 10% HCl до нейтральной рН. Выпавший 

оранжевый осадок отфильтровывают и очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент CНCl3). Выход 94 мг (28%). Метод II. К раствору 217 мг (1 ммоль) 

азлактона 15 и 164 мг (1 ммоль) енамина нитроацетофенона 24 в 1 мл диоксана 

добавляют 49 мкл (0.35 ммоль) триэтиламина. Смесь кипятят в колбе с обратным 

холодильником в течение 5 ч. Затем реакционную смесь охлаждают, а выпавший 

оранжевый осадок отфильтровывают и очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент CНCl3). Выход 84 мг (25%), оранжевые кристаллы, т. пл. 185-186°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3138, 3096, 3050, 1799, 1664, 1605, 1592, 1572, 1561, 

1492, 1453, 1444, 1433, 1373, 1343, 1331, 1299, 1280, 1250, 1185, 1179, 1162, 1113, 1096, 

1071, 983, 971, 897, 859, 850, 782, 775, 767, 703, 695, 686. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. 

д. (J, Гц): 6.77 (1H, с, CHNO2); 7.19 (1H, д, J=11.9, CHNH); 7.43-7.65 (8H, м, H Ph); 8.08-
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8.12 (2H, м, H Ph); 12.0 (1H, д, J=11.9, CHNH). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 120.8; 

125.4; 128.0; 128.4; 128.7; 128.8; 128.9; 129.0; 129.8; 132.0; 133.0; 150.2; 160.7; 166.3. 

Синтез тетрагидропиридо[2,1-a]изохинолинов 82–96 (общая методика). Раствор 15 

ммоль 1,3,3-триметил-3,4-дигидроизохинолина 27–30 и 10 ммоль соответствующего 

азлактона 1, 2, 5–13 в 100 мл MeCN кипятят в колбе с обратным холодильником в 

течение 0.5–5 ч (контроль по данным ТСХ). Продукт представляет собой смесь цис-

/транс-изомеров и по окончании реакции транс-изомер частично выпадает из 

реакционной среды и его отфильтровывают. Фильтрат концентрируют при пониженном 

давлении и остаток, состоящий из смеси цис-/транс-изомеров, разделяют с помощью 

колоночной хроматографии на силикагеле (элюент CHCl3-EtOAc, 10:1). 

N-(6,6-Диметил-9,10-диметокси-4-оксо-2-фенил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-3-ил)бензамид (82). Изомер цис-82. Выход 1.88 

г (39%), бесцветный порошок, т. пл. 181-182°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3404, 3055, 2971, 2938, 2873, 2835, 

1667, 1656, 1650, 1606, 1511, 1483, 1467, 1453, 1379, 1353, 

1320, 1260, 1239, 1224, 1149, 1118, 1022, 860, 811, 798, 767, 719, 711, 696. Спектр ЯМР 
1
H 

(ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.27 (3H, с, 6-Me); 1.69 (3H, с, 6-Me); 2.74 (1H, д, J=15.3, 7-

CH); 2.99 (1H, д, J=15.3, 7-CH); 3.80 (3H, с, 9-OMe); 3.82 (3H, с, 10-OMe); 4.13 (1H, т, 

J=7.2, H-2); 4.89-4.99 (1H, м, H-3); 6.16 (1H, д, J=7.2, H-1); 6.87 (1H, с, H-1); 7.16-7.32 

(6H, м, H-8, H-11, H Ph); 7.43-7.49 (2H, м, H Ph); 7.51-7.56 (1H, м, H Ph); 7.58-7.64 (1H, м, 

H Ph); 7.75-7.81 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 24.3; 28.2; 38.8; 43.6; 

55.1; 55.6; 55.7; 56.5; 106.3; 109.1; 110.9; 123.3; 125.8; 127.1; 127.2; 128.3; 128.4; 128.7; 

131.5; 133.9; 135.8; 137.3; 147.9; 149.7; 166.3; 167.1. Изомер транс-82. Выход 2.56 г 

(53%), бесцветный порошок, т. пл. ˃250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3379, 3063, 

3021, 2973, 2955, 2901, 2840, 1689, 1650, 1607, 1513, 1485, 1468, 1456, 1366, 1347, 1312, 

1286, 1264, 1228, 1192, 1120, 1095, 1008, 884, 794, 763, 756, 715, 702. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.24 (3H, с, 6-Me); 1.72 (3H, с, 6-Me); 2.68 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 

2.84 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.78 (3H, с, 9-OMe); 3.80 (3H, с, 10-OMe); 4.08 (1H, д.д, 

J=14.1, 2.4, H-2); 4.71 (1H, д.д, J=14.1, 9.0, H-3); 5.74 (1H, д, J=2.4, H-1); 6.84 (1H, с, H-8); 

7.12 (1H, с, H-11); 7.16-7.21 (1H, м, H Ph); 7.27-7.32 (2H, м, H Ph); 7.39-7.51 (5H, м, H Ph); 

7.68 (2H, д, J=7.0, H Ph); 8.58 (1H, д, J=9.0, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. 
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д.: 23.5; 28.5; 41.8; 43.6; 55.6; 55.8; 56.31; 56.35; 107.9; 108.9; 110.8; 123.4; 125.9; 126.7; 

127.1; 128.1; 128.15; 128.21; 131.1; 134.3; 136.1; 141.3; 147.8; 149.5; 166.3; 168.4. 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-2-фенил-3,4,6,7,10,11-гексагидро-2H-[1,4]диоксино[2,3-g]-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (83). Изомер цис-

83. Выход 2.02 г (42%), бесцветный порошок, т. пл. 205-206°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3426, 3062, 3030, 2961, 

2883, 1659, 1650, 1588, 1504, 1483, 1375, 1336, 1321, 1300, 

1266, 1235, 1178, 1070, 926, 894, 807, 725, 701, 694. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, 

Гц): 1.31 (3H, с, 6-Me); 1.76 (3H, с, 6-Me); 2.58 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.03 (1H, д, J=15.1, 

7-CH); 4.24-4.31 (4H, м, 10,11-CH2); 4.34 (1H, т, J=7.4, H-2); 4.95 (1H, д.д, J=7.4, 5.3, H-3); 

5.94 (1H, д, J=7.4, H-1); 6.68 (1H, с, H-8); 6.94 (1H, д, J=5.3, 3-NHCOPh); 7.04 (1H, с, H-

13); 7.17-7.27 (5H, м, H Ph); 7.38-7.43 (2H, м, H Ph); 7.45-7.51 (1H, м, H Ph); 7.73-7.78 

(2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 24.3; 28.9; 38.8; 44.6; 55.7; 57.4; 64.3; 

64.6; 107.1; 114.4; 115.9; 125.1; 126.7; 127.1; 127.4; 128.3; 128.5; 129.0; 131.6; 134.3; 135.4; 

137.8; 142.7; 144.5; 167.4; 167.5. Изомер транс-83. Выход 2.45 г (51%), бесцветный 

порошок, т. пл. ˃250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3355, 3029, 2989, 2937, 2886, 

1681, 1643, 1526, 1505, 1486, 1354, 1339, 1318, 1303, 1229, 1213, 1067, 922, 893, 868, 790, 

744, 715, 700, 694. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.32 (3H, с, 6-Me); 1.81 (3H, с, 

6-Me); 2.51 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 2.88 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.91 (1H, д.д, J=14.0, 2.8, H-

2); 4.23-4.32 (4H, м, 10,11-CH2); 5.00 (1H, д.д, J=14.0, 8.8, H-3); 5.70 (1H, д, J=2.8, H-1); 

6.54 (д, J=8.8, 1H, 3-NHCOPh); 6.64 (1H, с, H-8); 7.00 (1H, с, H-13); 7.26-7.39 (5H, м, H 

Ph); 7.35-7.40 (3H, м, H Ph); 7.57-7.64 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 

23.8; 29.1; 43.9; 44.4; 56.4; 57.5; 64.3; 64.5; 109.3; 114.0; 115.9; 125.0; 126.96; 127.04; 

127.3; 128.2; 128.4; 128.6; 131.3; 134.4; 136.6; 140.2; 142.6; 144.3; 167.9; 169.3. 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-3,4,6,7-тетрагадро-2H-пиридо[2,1-a]изохино-

лин-3-ил)бензамид (84). Изомер цис-84. Выход 1.57 г (35%), 

бесцветный порошок, т. пл. 72-73°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3391, 3062, 3021, 2965, 2938, 1657, 1601, 1580, 

1511, 1482, 1453, 1381, 1320, 1262, 1173, 1070, 1022, 878, 803, 

760, 747, 702. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.30 (3H, с, 6-Me); 1.77 (3H, с, 6-

Me); 2.29 (3H, с, 9-Me); 2.30 (3H, с, 10-Me); 2.64 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.07 (1H, д, 

J=15.1, 7-CH); 4.36 (1H, т, J=7.3, H-2); 4.96 (1H, д.д, J=7.3, 5.4, H-3); 6.05 (1H, д, J=7.6, H-
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1); 6.90-6.98 (2H, м, H-8, 3-NHCOPh); 7.20-7.27 (5H, м, H Ph); 7.30 (1H, с, H-11); 7.39-7.43 

(2H, м, H Ph); 7.47-7.52 (1H, м, H Ph); 7.75-7.79 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), 

δ, м. д.: 19.6 (2C); 24.4; 29.0; 38.8; 44.8; 55.8; 57.4; 107.3; 126.5; 127.1; 127.4; 128.3; 128.5; 

128.6; 129.0; 129.2; 130.6; 131.6; 134.3; 135.3; 135.6; 137.9; 138.3; 167.4; 167.5. Изомер 

транс-84. Выход 2.66 г (59%), бесцветный порошок, т. пл. 241-242°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3378, 3054, 2972, 2884, 1692, 1682, 1658, 1650, 1620, 1600, 1578, 

1516, 1487, 1452, 1385, 1367, 1342, 1310, 1246, 1215, 1176, 1121, 1079, 973, 884, 789, 763, 

712, 700, 690. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.28 (3H, с, 6-Me); 1.86 (3H, с, 6-

Me); 2.27 (6H, с, 9,10-Me); 2.55 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 2.95 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.92 (1H, 

д.д, J=14.4, 2.5, H-2); 5.08 (1H, д.д, J=14.4, 9.1, H-3); 5.78 (1H, д, J=2.5, H-1); 6.77 (1H, д, 

J=9.1, 3-NHCOPh); 6.93 (1H, с, H-8); 7.22-7.45 (9H, м, H-9, H Ph); 7.56 (2H, д, J=7.2, H 

Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.7; 19.8; 23.3; 29.4; 43.5; 44.2; 55.9; 57.3; 109.6; 

125.9; 126.9; 127.2; 128.1; 128.2; 128.4; 128.5; 128.8; 130.6; 131.3; 133.7; 135.5; 136.9; 

137.7; 139.9; 167.8; 169.1. 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-пиридо[2,1-a]изохино-

лин-3-ил)-4-метоксибензамид (85). Изомер цис-85. 

Выход 1.92 г (40%), бесцветный порошок, т. пл. 186-

187°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3403, 3023, 

2965, 2936, 2837, 1676, 1651, 1605, 1487, 1464, 1379, 

1318, 1246, 1217, 1177, 1129, 1030, 847, 770, 758, 747, 

702. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.30 (3H, с, 6-Me); 1.77 (3H, с, 6-Me); 2.29 

(3H, с, 9-Me); 2.30 (3H, с, 10-Me); 2.63 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.07 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 

3.83 (3H, с, OMe); 4.34 (1H, т, J=7.4, H-2); 4.95 (1H, д.д, J=7.4, 5.3, H-3); 6.05 (1H, д, 

J=7.4, H-1); 6.86 (1H, д, J=5.3, 3-NHCOPh); 6.88-6.91 (2H, м, H Ar); 6.95 (1H, с, H-8); 

7.18-7.27 (5H, м, H Ph); 7.30 (1H, с, H-11); 7.72-7.76 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 19.6 (2C); 24.4; 29.0; 38.8; 44.8; 55.4; 55.7; 57.3; 107.3; 113.7; 126.5; 

126.6; 127.4; 128.3; 128.6; 128.9; 129.0; 129.3; 130.6; 135.4; 135.6; 137.8; 138.3; 162.3; 

166.9; 167.7. Изомер транс-85. Выход 2.41 г (50%), бесцветный порошок, т. пл. >250°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3289, 3067, 3013, 2973, 2944, 2894, 1678, 1647, 1599, 

1563, 1524, 1455, 1345, 1312, 1175, 880, 841, 789, 756, 721, 698. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 1.31 (3H, с, 6-Me); 1.83 (3H, с, 6-Me); 2.27 (6H, с, 9,10-Me); 2.56 (1H, д, 

J=15.0, 7-CH); 2.92 (1H, д, J=15.0, 7-CH); 3.78 (3H, с, OMe); 3.91 (1H, д.д, J=14.0, 2.7, H-



108 

2); 5.02 (1H, д.д, J=14.0, 8.8, H-3); 5.77 (1H, д, J=2.7, H-1); 6.39-6.46 (1H, м, 3-NHCOPh); 

6.78-6.82 (2H, м, H Ar); 6.91 (1H, с, H-8); 7.20-7.25 (2H, м, H-11, H Ph); 7.30-7.34 (2H, м, 

H Ph); 7.38-7.41 (2H, м, H Ph); 7.56-7.60 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 

19.5; 19.6; 23.9; 29.2; 44.0; 44.7; 55.3; 56.2; 57.4; 109.4; 113.4; 126.0; 126.7; 127.2; 128.2; 

128.55; 128.59; 128.9; 129.1; 130.8; 135.4; 137.1; 137.6; 140.3; 162.0; 167.3; 169.4. 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-пиридо[2,1-a]изохино-

лин-3-ил)-4-нитробензамид (86). Изомер цис-86. 

Выход 2.08 г (42%), бледно-желтые кристаллы, т. пл. 

185-186°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3386, 

3025, 2969, 2938, 1663, 1603, 1526, 1511, 1480, 1456, 

1379, 1345, 1320, 1252, 1129, 1015, 864, 843, 814, 766, 

747, 720, 702. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.31 (3H, с, 6-Me); 1.78 (3H, с, 6-

Me); 2.29 (3H, с, 9-Me); 2.30 (3H, с, 10-Me); 2.65 (1H, д, J=15.2, 7-CH); 3.07 (1H, д, 

J=15.2, 7-CH); 4.36 (1H, т, J=7.3, H-2); 4.93 (1H, д.д, J=7.3, 5.3, H-3); 6.06 (1H, д, J=7.3, H-

1); 6.96 (1H, с, H-8); 7.05 (1H, д, J=5.3, 3-NHCOPh); 7.16-7.22 (2H, м, H Ph); 7.24-7.26 

(3H, м, H Ph); 7.30 (1H, с, H-11); 7.88-7.92 (2H, м, H Ar); 8.24-8.27 (2H, м, H Ar). Спектр 

ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6; 24.5; 28.9; 38.8; 44.8; 55.9; 57.6; 107.0; 123.8; 126.5; 127.7; 

128.3; 128.5; 128.7; 128.9; 129.0; 130.6; 135.2; 135.7; 138.1; 138.3; 139.8; 149.7; 165.3; 

167.1. Изомер транс-86. Выход 2.58 г (52%), бледно-желтые кристаллы, т. пл. 244-245°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3289, 3104, 3067, 3015, 2973, 2940, 1678, 1647, 1599, 

1563, 1524, 1493, 1456, 1345, 1312, 1251, 1175, 880, 841, 789, 756, 721, 698. Спектр ЯМР 

1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.33 (3H, с, 6-Me); 1.86 (3H, с, 6-Me); 2.28 (6H, с, 9,10-Me); 

2.58 (1H, д, J=15.0, 7-CH); 2.95 (1H, д, J=15.0, 7-CH); 3.93 (1H, д.д, J=14.3, 2.4, H-2); 5.01 

(1H, д.д, J=14.3, 8.9, H-3); 5.81 (1H, д, J=2.4, H-1); 6.93 (1H, с, H-8); 7.04 (1H, д, J=8.9, 3-

NHCOPh); 7.20-7.24 (2H, м, H-11, H Ph); 7.32 (2H, т, J=7.5, H Ph); 7.35-7.40 (2H, м, H Ph); 

7.69 (2H, д, J=8.7, H Ar); 8.09 (2H, д, J=8.7, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.5; 

19.6; 23.8; 29.4; 43.9; 44.6; 56.8; 57.6; 109.4; 123.4; 126.0; 127.5; 128.2; 128.6; 128.9; 130.7; 

135.5; 137.2; 137.9; 139.6; 140.0; 149.4; 165.6; 169.1. 
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N-(6,6-Диметил-4-оксо-2-фенил-3,4,6,7,9,10,11,12-окстагидро-2H-бензо[g]пиридо-

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (87). Изомер цис-87. 

Выход 1.86 г (39%), бледно-коричневое масло. ИК спектр 

(тонкий слой), ν, см
–1

: 3396, 3062, 3027, 2929, 2858, 1671, 

1657, 1602, 1580, 1511, 1483, 1452, 1437, 1381, 1331, 1250, 

1216, 1173, 1127, 756, 701. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.31 (3H, с, 6-Me); 

1.77 (3H, с, 6-Me); 1.79-1.86 (4H, м, 10,11-CH2); 2.63 (д, J=15.1, 1H, 7-CH); 2.75-2.85 (4H, 

м, 9,12-CH2); 3.07 (д, J=15.1, 1H, 7-CH); 4.36 (1H, т, J=7.3, H-2); 4.96 (1H, д.д, J=7.3, 5.4, 

H-3); 6.05 (1H, д, J=7.3, H-1); 6.88 (1H, с, H-8); 6.96 (1H, д, J=5.4, 3-NHCOPh); 7.20-7.25 

(6H, м, H-13, H Ph); 7.38-7.43 (2H, м, H Ph); 7.47-7.52 (1H, м, H Ph); 7.76-7.79 (2H, м, H 

Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 23.07; 23.14; 24.4; 29.0; 29.2; 29.3; 38.8; 44.9; 55.8; 

57.4; 107.3; 125.9; 127.1; 127.4; 127.9; 128.3; 128.5; 129.0; 129.1; 130.3; 131.6; 134.3; 135.4; 

136.2; 138.4; 138.5; 167.4; 167.5. Изомер транс-87. Выход 2.39 г (50%), бесцветный 

порошок, т. пл. ˃250°C (EtOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3331, 3067, 3005, 2972, 2927, 

2858, 1688, 1641, 1602, 1579, 1548, 1491, 1454, 1438, 1353, 1336, 1292, 1249, 1173, 1081, 

1044, 928, 786, 756, 720, 701. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.32 (3H, с, 6-Me); 

1.76-1.86 (4H, м, 10,11-CH2); 1.83 (3H, с, 6-Me); 2.56 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 2.70-2.84 (4H, 

м, 9,12-CH2); 2.93 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.91 (1H, д.д, J=14.1, 2.8, H-2); 5.02 (1H, д.д, 

J=14.1, 8.8, H-3); 5.78 (1H, д, J=2.8, H-1); 6.45 (1H, д, J=8.8, 3-NHCOPh); 6.84 (с, 1H, H-

8); 7.15 (с, 1H, H-13); 7.20-7.26 (м, 1H, H Ph); 7.28-7.35 (м, 4H, H Ph); 7.37-7.43 (м, 3H, H 

Ph); 7.58-7.63 (м, 2H, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 23.05; 23.14; 23.9; 29.18; 

29.19; 29.23; 44.0; 44.8; 56.3; 57.4; 109.4; 125.4; 127.0; 127.3; 127.8; 128.2; 128.3; 128.6; 

128.9; 130.5; 131.3; 134.5; 136.0; 137.2; 138.3; 140.2; 167.9; 169.1. 

N-(9,10-Диметокси-6,6-диметил-2-(4-метоксифенил)-4-оксо-3,4,6,7-тетрагидро-2H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (88). Изомер цис-

88. Выход 1.64 г (32%), бесцветный порошок, т. пл. 211-

212°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3397, 3066, 2999, 

2964, 2932, 2835, 1673, 1657, 1609, 1511, 1482, 1465, 1380, 

1240, 1224, 1035, 798, 709. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. 

д. (J, Гц): 1.27 (3H, с, 6-Me); 1.69 (3H, с, 6-Me); 2.74 (1H, д, 

J=15.1, 7-CH); 2.98 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.69 (3H, с, 4ʹ-OMe); 3.80 (3H, с, 9-OMe); 3.82 

(3H, с, 10-OMe); 4.07 (1H, т, J=7.5, H-2); 4.86-4.91 (1H, м, H-3); 6.14 (1H, д, J=7.5, H-1); 
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6.81-6.88 (3H, м, H-8, H Ar); 7.06-7.09 (2H, м, H Ar); 7.18 (1H, с, H-11); 7.42-7.48 (2H, м, 

H Ph); 7.51-7.58 (2H, м, 3-NHCOPh, H Ph); 7.78-7.82 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C 

(ДМСО-d6), δ, м. д.: 24.3; 28.3; 38.0; 43.6; 54.9; 55.3; 55.6; 55.7; 56.4; 106.6; 109.1; 110.9; 

113.7; 123.4; 125.7; 127.1; 127.3; 128.4; 129.8; 131.5; 133.9; 137.1; 147.9; 149.6; 158.5; 

166.3; 167.2. Изомер транс-88. Выход 2.57 г (50%), бесцветный порошок, т. пл. ˃250°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3376, 3062, 3004, 2990, 2972, 2955, 2900, 2831, 1691, 

1649, 1607, 1514, 1486, 1465, 1345, 1288, 1266, 1250, 1239, 1233, 1153, 1120, 1095, 1042, 

1009, 862, 832, 807, 711. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.24 (3H, с, 6-Me); 

1.72 (3H, с, 6-Me); 2.67 (1H, д, J=15.1, 7-CH2); 2.83 (1H, д, J=15.1, 7-CH2); 3.68 (3H, с, 4ʹ-

OMe); 3.78 (3H, с, 9-OMe); 3.80 (3H, с, 10-OMe); 4.02 (1H, д.д, J=14.0, 2.6, H-2); 4.66 (1H, 

д.д, J=14.0, 9.1, H-3); 5.70 (1H, д, J=2.6, H-1); 6.83-6.87 (3H, м, H-8, H Ar); 7.11 (1H, с, H-

11); 7.32-7.36 (2H, м, H Ar); 7.40-7.44 (2H, м, H Ph); 7.47-7.51 (1H, м, H Ph); 7.71 (2H, д, 

J=7.2, H Ph); 8.56 (1H, д, J=9.1, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 23.5; 

28.5; 40.9; 43.6; 54.9; 55.6; 55.7; 56.3; 56.5; 108.4; 108.9; 110.8; 113.6; 123.5; 125.9; 127.2; 

128.1; 129.1; 131.1; 133.2; 134.3; 135.9; 147.8; 149.5; 158.0; 166.3; 168.5. 

N-(2-(4-Метоксифенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-пиридо-

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (89). Изомер цис-89. 

Выход 1.78 г (37%), бесцветный порошок, т. пл. 83-84°C (i-

PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3343, 3067, 2963, 2899, 2834, 

1649, 1607, 1580, 1528, 1509, 1489, 1460, 1374, 1262, 1244, 

1177, 1088, 1036, 1024, 803, 708, 691. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 1.30 (3H, с, 6-Me); 1.77 (3H, с, 6-Me); 2.29 (3H, 

с, 9-Me); 2.30 (3H, с, 10-Me); 2.63 (1H, д, J=15.2, 7-CH); 3.05 (1H, д, J=15.2, 7-CH); 3.75 

(3H, с, OMe); 4.31 (1H, т, J=7.3, H-2); 4.92 (1H, д.д, J=7.3, 5.4, H-3); 6.05 (1H, д, J=7.3, H-

1); 6.77-6.81 (2H, м, H Ar); 6.95 (1H, с, H-8); 6.98 (1H, д, J=5.4, 3-NHCOPh); 7.10-7.14 

(2H, м, H Ar); 7.29 (1H, с, H-11); 7.39-7.44 (2H, м, H Ph); 7.47-7.51 (1H, м, H Ph); 7.76-7.80 

(2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6 (2C); 24.4; 29.0; 38.0; 44.8; 55.2; 

55.9; 57.3; 107.6; 113.7; 126.4; 127.0; 127.1; 128.5; 128.6; 129.3; 130.0; 130.6; 131.6; 134.3; 

135.6; 137.8; 138.0; 159.0; 167.3; 167.6. Изомер транс-89. Выход 2.21 г (46%), 

бесцветный порошок, т. пл. 221-222°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3335, 3063, 

3021, 3001, 2962, 2935, 2911, 2837, 1681, 1677, 1642, 1612, 1580, 1538, 1515, 1492, 1456, 

1377, 1348, 1290, 1244, 1183, 1040, 830, 788, 712, 693. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, 
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Гц): 1.27 (3H, с, 6-Me); 1.84 (3H, с, 6-Me); 2.26 (6H, с, 9,10-Me); 2.54 (1H, д, J=14.9, 7-

CH); 2.93 (1H, д, J=14.9, 7-CH); 3.74 (3H, с, OMe); 3.86 (1H, д.д, J=14.3, 2.0, H-2); 5.04 

(1H, д.д, J=14.3, 9.0, H-3); 5.74 (1H, д, J=2.5, H-1); 6.67 (1H, д, J=9.0, 3-NHCOPh); 6.86 

(2H, д, J=8.4, H Ph); 6.92 (1H, с, H-8); 7.22 (1H, с, H-11); 7.28-7.34 (4H, м, H Ph); 7.40 (1H, 

т, J=7.2, H Ph); 7.59 (2H, д, J=7.4, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.66; 19.74; 

23.4; 29.3; 42.8; 44.3; 55.1; 56.0; 57.3; 110.0; 113.7; 125.9; 126.9; 128.2; 128.4; 128.9; 129.1; 

130.7; 131.3; 131.9; 133.9; 135.4; 136.8; 137.7; 158.3; 167.8; 169.2. 

N-(2-(4-Нитрофенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-пиридо- 

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (90). Изомер цис-90. 

Выход 1.98 г (40%), бледно-желтый порошок, т. пл. 140-141°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3301, 3069, 3019, 2965, 

2942, 2923, 1684, 1659, 1638, 1603, 1512, 1482, 1456, 1374, 

1343, 1321, 1246, 1179, 1107, 1019, 965, 859, 813, 801, 716, 694. 

Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.30 (3H, с, 6-Me); 

1.76 (3H, с, 6-Me); 2.30 (6H, с, 9,10-Me); 2.66 (1H, д, J=15.2, 7-CH); 3.05 (1H, д, J=15.2, 7-

CH); 4.57 (1H, т, J=7.3, H-2); 4.93 (1H, д.д, J=7.3, 4.4, H-3); 6.04 (1H, д, J=7.3, H-1); 6.97 

(1H, с, H-8); 7.09 (1H, д, J=4.4, 3-NHCOPh); 7.30 (1H, с, H-11); 7.36 (2H, д, J=8.6, H Ar); 

7.40-7.46 (2H, м, H Ph); 7.50-7.55 (1H, м, H Ph); 7.76-7.78 (2H, м, H Ph); 8.10 (2H, д, J=8.6, 

H Ar). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.60; 19.62; 24.3; 29.1; 38.4; 44.7; 55.7; 57.6; 

105.7; 123.4; 126.5; 127.0; 128.68; 128.70; 128.8; 129.8; 130.6; 132.0; 133.8; 135.8; 138.4; 

139.2; 143.5; 147.4; 167.0; 167.6. Изомер транс-90. Выход 2.83 г (57%), бледно-желтый 

порошок, т. пл. 249-250°C (i-PrOH-ДМСО). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3376, 2967, 2946, 

2890, 1688, 1651, 1599, 1516, 1485, 1345, 1312, 1250, 1216, 1177, 1105, 858, 716, 700. 

Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.20 (3H, с, 6-Me); 1.74 (3H, с, 6-Me); 2.22 

(3H, с, 9-Me); 2.23 (3H, с, 10-Me); 2.67 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 2.84 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 

4.27 (1H, д.д, J=14.0, 2.6, H-2); 4.73 (1H, д.д, J=14.0, 9.2, H-3); 5.74 (1H, д, J=2.6, H-1); 

6.99 (1H, с, H-8); 7.39-7.45 (3H, м, H-11, H Ph); 7.47-7.52 (1H, м, H Ph); 7.69-7.74 (4H, м, 

H Ar); 8.15-8.19 (2H, м, H Ph); 8.70 (1H, д, J=9.2, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-

d6), δ, м. д.: 19.0; 19.2; 23.4; 28.6; 41.8; 43.6; 56.1; 56.6; 106.8; 123.4; 126.1; 127.1; 128.2; 

128.4; 128.8; 129.7; 130.6; 131.3; 134.0; 135.0; 136.9; 137.2; 146.5; 149.4; 166.4; 167.9. 
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N-(2-(3,4-Диметоксифенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (91). Изомер цис-

91. Выход 1.64 г (32%), бледно-коричневое масло. ИК спектр 

(тонкий слой), ν, см
–1

: 3398, 3062, 3013, 2965, 2934, 2835, 1657, 

1650, 1580, 1514, 1483, 1417, 1381, 1266, 1141, 1027, 878, 796, 

764, 715, 694. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.31 

(3H, с, 6-Me); 1.78 (3H, с, 6-Me); 2.29 (3H, с, 9-Me); 2.30 (3H, с, 

10-Me); 2.65 (1H, д, J=15.2, 7-CH); 3.03 (1H, д, J=15.2, 7-CH); 3.62 (3H, с, 3ʹ-OMe); 3.82 

(3H, с, 4ʹ-OMe); 4.35 (1H, т, J=7.3, H-2); 4.92 (1H, д.д, J=7.3, 5.2, H-3); 6.04 (1H, д, J=7.3, 

H-1); 6.62-6.70 (1H, м, H Ar); 6.74-6.80 (2H, м, H Ar); 6.95 (1H, с, H-8); 7.03 (1H, д, J=5.2, 

3-NHCOPh); 7.31 (1H, с, H-11); 7.38-7.43 (2H, м, H Ph); 7.47-7.51 (1H, м, H Ph); 7.77-7.81 

(2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6 (2C); 24.6; 29.0; 38.4; 44.9; 55.6; 

55.8; 55.9; 57.3; 107.2; 111.1; 112.5; 120.7; 126.5; 127.1; 127.8; 128.5; 128.7; 129.2; 130.5; 

131.7; 134.2; 135.7; 137.9; 138.0; 148.4; 148.7; 167.2; 167.6. Изомер транс-91. Выход 3.07 

г (60%), бесцветный порошок, т. пл. 239-240°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3344, 

2999, 2963, 2934, 2837, 1678, 1637, 1541, 1538, 1513, 1462, 1351, 1270, 1226, 1142, 1024, 

890, 822, 784, 764, 733, 722, 715, 695, 609. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.32 

(3H, с, 6-Me); 1.82 (3H, с, 6-Me); 2.26 (6H, с, 9,10-Me); 2.57 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 2.91 

(1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.83 (3H, с, 3ʹ-OMe); 3.84 (3H, с, 4ʹ-OMe); 3.88 (1H, д.д, J=14.1, 3.0, 

H-2); 5.05 (1H, д.д, J=14.1, 9.0, H-3); 5.73 (1H, д, J=3.0, H-1); 6.44 (1H, д, J=9.0, 3-

NHCOPh); 6.80-6.85 (1H, м, H Ar); 6.90 (1H, с, H-8); 6.91-6.95 (2H, м, H Ar); 7.21 (1H, с, 

H-11); 7.30-7.35 (2H, м, H Ph); 7.39-7.43 (1H, м, H Ph); 7.61-7.65 (2H, м, H Ph). Спектр 

ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.49; 19.53; 23.9; 29.1; 43.5; 44.7; 55.8; 55.95; 55.98; 57.4; 

109.7; 111.3; 111.5; 120.2; 125.9; 127.0; 128.3; 128.6; 129.1; 130.8; 131.3; 132.7; 134.5; 

135.4; 136.8; 137.6; 148.2; 149.0; 167.9; 169.3. 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-(3,4,5-триметоксифенил)-3,4,6,7-тетрагидро-2H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (92). Изомер цис-

92. Выход 2.00 г (37%), бледно-коричневое масло. ИК спектр 

(тонкий слой), ν, см
–1

: 3401, 3065, 2964, 2936, 2836, 1677, 

1657, 1650, 1589, 1511, 1484, 1462, 1422, 1381, 1326, 1236, 

1183, 1128, 1007, 752, 715. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, 

Гц): 1.31 (3H, с, 6-Me); 1.79 (3H, с, 6-Me); 2.29 (3H, с, 9-Me); 
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2.30 (3H, с, 10-Me); 2.66 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 2.98 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.62 (6H, с, 

3ʹ,5ʹ-OMe); 3.79 (3H, с, 4ʹ-OMe); 4.37 (1H, т, J=7.4, H-2); 4.92 (1H, д.д, J=7.4, 5.3, H-3); 

6.02 (1H, д, J=7.4, H-1); 6.41 (2H, с, H-2ʹ,6ʹ); 6.96 (1H, с, H-8); 7.07 (1H, д, J=5.3, 3-

NHCOPh); 7.32 (1H, с, H-11); 7.38-7.43 (2H, м, H Ph); 7.47-7.52 (1H, м, H Ph); 7.78-7.81 

(2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.56; 19.58; 24.5; 29.2; 38.8; 45.0; 55.7; 

55.8 (2С); 57.2; 60.7; 105.8 (2С); 106.8; 126.5; 127.0; 128.5; 128.7; 129.0; 130.4; 130.9; 

131.8; 134.1; 135.8 (2С); 137.2; 138.0; 153.0 (2С); 167.2; 167.5. Изомер транс-92. Выход 

2.60 г (48%), бесцветный порошок, т. пл. ˃250°C (EtOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3339, 

3070, 2988, 2960, 2939, 2917, 2838, 2820, 1674, 1635, 1596, 1541, 1511, 1459, 1428, 1346, 

1254, 1170, 1128, 1017, 704. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.31 (3H, с, 6-Me); 

1.81 (3H, с, 6-Me); 2.25 (3H, с, 9-Me); 2.26 (3H, с, 10-Me); 2.56 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 2.90 

(1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.80 (3H, с, 4ʹ-OMe); 3.83 (6H, с, 3ʹ,5ʹ-OMe); 3.91 (1H, д.д, J=14.1, 

2.9, H-2); 5.10 (1H, д.д, J=14.1, 9.2, H-3); 5.69 (1H, д, J=2.9, H-1); 6.46 (1H, д, J=9.2, 3-

NHCOPh); 6.62 (2H, с, H-2ʹ,6ʹ); 6.90 (1H, с, H-8); 7.19 (1H, с, H-11); 7.31-7.36 (2H, м, H 

Ph); 7.40-7.44 (1H, м, H Ph); 7.63-7.67 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 

19.5; 19.6; 23.9; 29.1; 43.8; 44.7; 55.5; 56.2 (2C); 57.4; 60.8; 105.0 (2C); 109.4; 125.9; 127.0; 

128.3; 128.6; 128.9; 130.8; 131.4; 134.5; 135.4; 135.8; 136.7; 137.0; 137.7; 153.2 (2C); 168.0; 

169.2. 

N-(2-(2-Бромо-4,5-диметоксифенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-3,4,6,7-тетрагидро-

2H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (93). Изомер 

цис-93. Выход 2.07 г (35%), бесцветный порошок, т. пл. 127-

128°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3400, 3061, 3013, 

2965, 2932, 2839, 1686, 1677, 1663, 1651, 1600, 1503, 1483, 

1440, 1372, 1249, 1204, 1173, 1026, 800, 784, 712. Спектр ЯМР 

1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.33 (3H, с, 6-Me); 1.81 (3H, с, 6-

Me); 2.27 (3H, с, 9-Me); 2.28 (3H, с, 10-Me); 2.65 (1H, д, J=15.2, 7-CH); 2.90 (1H, д, 

J=15.2, 7-CH); 3.81 (3H, с, 5ʹ-OMe); 3.82 (3H, с, 4ʹ-OMe); 4.65 (1H, т, J=7.5, H-2); 5.18 

(1H, д.д, J=7.5, 6.6, H-3); 6.07 (1H, д, J=7.5, H-1); 6.80 (1H, д, J=6.6, 3-NHCOPh); 6.86 

(1H, с, H-6ʹ); 6.91 (1H, с, H-8); 7.00 (1H, с, H-3ʹ); 7.30 (1H, с, H-11); 7.37-7.41 (2H, м, H 

Ph); 7.44-7.48 (1H, м, H Ph); 7.73-7.76 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 

19.5; 19.6; 24.9; 28.9; 39.0; 44.9; 54.5; 56.1; 56.2; 57.3; 106.7; 112.1; 116.1; 116.1; 126.5; 

127.2; 128.1; 128.4; 128.7; 128.7; 130.3; 131.4; 134.5; 135.7; 137.6; 138.0; 148.5; 148.9; 
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167.9; 168.3. Изомер транс-93. Выход 3.01 г (51%), бесцветный порошок, т. пл. ˃250°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3359, 3074, 3056, 2996, 2963, 2938, 2844, 1687, 1650, 

1602, 1580, 1530, 1510, 1490, 1462, 1455, 1443, 1379, 1340, 1320, 1289, 1266, 1209, 1170, 

1026, 889, 813, 771, 701. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.31 (3H, с, 6-Me); 1.84 

(3H, с, 6-Me); 2.26 (6H, с, 9,10-Me); 2.56 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 2.94 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 

3.81 (3H, с, 5ʹ-OMe); 3.92 (3H, с, 4ʹ-OMe); 4.38 (1H, д.д, J=14.5, 2.7, H-2); 5.21 (1H, д.д, 

J=14.5, 9.6, H-3); 5.61 (1H, д, J=2.7, H-1); 6.45 (1H, д, J=9.6, 3-NHCOPh); 6.91 (1H, с, H-

8); 6.97 (1H, с, H-6ʹ); 7.13 (1H, с, H-3ʹ); 7.18 (1H, с, H-11); 7.32-7.38 (2H, м, H Ph); 7.40-

7.46 (1H, м, H Ph); 7.67-7.72 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6; 23.9; 

29.2; 42.4; 44.7; 55.1; 56.1; 56.3; 57.5; 108.7; 111.7; 114.5; 115.3; 125.9; 127.1; 128.4; 128.7; 

128.9; 130.8; 131.1; 131.4; 134.3; 135.4; 137.2; 137.7; 148.7; 148.9; 168.0; 169.1. 

N-(2-(2-Иодо-4,5-диметоксифенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-3,4,6,7-тетрагидро-

2H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (94). Изомер 

цис-94. Выход 2.42 г (38%), бесцветный порошок, т. пл. 124-

125°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3405, 3063, 3015, 

2965, 2934, 2842, 1661, 1503, 1482, 1464, 1443, 1368, 1250, 

1202, 1159, 1026, 781, 714. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, 

Гц): 1.35 (3H, с, 6-Me); 1.80 (3H, с, 6-Me); 2.27 (3H, с, 9-Me); 

2.29 (3H, с, 10-Me); 2.66 (1H, д, J=15.2, 7-CH); 2.88 (1H, д, J=15.2, 7-CH); 3.81 (3H, с, 5ʹ-

OMe); 3.82 (3H, с, 4ʹ-OMe); 4.48 (1H, т, J=7.6, H-2); 5.16-5.22 (1H, м, H-3); 6.09 (1H, д, 

J=7.6, H-1); 6.74 (1H, д, J=6.7, 3-NHCOPh); 6.83 (1H, с, H-6ʹ); 6.91 (1H, с, H-8); 7.23 (1H, 

с, H-11); 7.30 (1H, с, H-3ʹ); 7.36-7.42 (2H, м, H Ph); 7.45-7.50 (1H, м, H Ph); 7.72-7.78 (2H, 

м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.55; 19.61; 25.1; 28.8; 44.0; 44.9; 54.5; 56.1 

(2C); 57.3; 90.4; 106.7; 111.4; 122.5; 126.4; 127.3; 128.4; 128.6; 128.7; 130.3; 131.5; 132.2; 

134.6; 135.7; 137.2; 138.0; 148.9; 149.5; 167.9; 168.3. Изомер транс-94. Выход 2.93 г 

(46%), бесцветный порошок, т. пл. ˃250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3362, 3073, 

2998, 2963, 2936, 2844, 1682, 1651, 1530, 1507, 1489, 1455, 1443, 1377m 1339, 1320, 1289, 

1264, 1208, 1169, 1024, 891, 806, 770, 702. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.31 

(3H, c, 6-Me); 1.84 (3H, c, 6-Me); 2.25 (3H, c, 9-Me); 2.26 (3H, c, 10-Me); 2.56 (1H, д, 

J=15.1, 7-CH); 2.95 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.81 (3H, с, 5ʹ-OMe); 3.93 (3H, с, 4ʹ-OMe); 4.25 

(1H, д.д, J=14.5, 2.8, H-2); 5.22 (1H, д.д, J=14.5, 9.5, H-3); 5.57 (1H, д, J=2.8, H-1); 6.43 

(1H, д, J=9.5, 3-NHCOPh); 6.91 (1H, с, H-8); 7.12 (1H, с, H-6ʹ); 7.17 (1H, с, H-3ʹ); 7.19 (1H, 
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с, H-11); 7.33-7.38 (2H, м, H Ph); 7.43-7.46 (1H, м, H Ph); 7.69-7.73 (2H, м, H Ph). Спектр 

ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6; 23.9; 29.2; 44.7; 47.4; 55.4; 56.1; 56.2; 57.5; 89.1; 108.9; 

111.3; 121.4; 125.9; 127.2; 128.4; 128.7; 128.9; 130.8; 131.5; 134.3; 134.7; 135.4; 137.0; 

137.8; 148.7; 149.8; 168.0; 169.0. 

N-(4-Оксо-2-(1-пропил-1H-индол-3-ил)-6,6,9,10-тетраметил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (95). Изомер цис-

95. Выход 1.76 г (33%), коричневое масло. ИК спектр (тонкий 

слой), ν, см
–1

: 3402, 3054, 3010, 2964, 2924, 2874, 1659, 1651, 

1500, 1480, 1469, 1376, 1317, 1246, 1172, 1125, 1021, 797, 741, 

722. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 0.90 (3H, т, J=7.3, 

CH2CH2CH3); 1.32 (3H, с, 6-Me); 1.79 (3H, с, 6-Me); 1.80-1.87 

(2H, м, CH2CH2CH3); 2.30 (3H, с, 9-Me); 2.31 (3H, с, 10-Me); 2.65 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 

3.03 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.99 (2H, т, J=7.3, CH2CH2CH3); 4.61 (1H, т, J=6.9, H-2); 5.09-

5.14 (1H, м, H-3); 6.15 (1H, д, J=7.4, H-1); 6.85-7.01 (4H, м, 3-NHCOPh, H-8, H Ind); 7.09-

7.15 (1H, м, H Ind); 7.24-7.28 (1H, м, H Ind); 7.30-7.36 (3H, м, H-11, H Ph); 7.40-7.46 (1H, 

м, H Ph); 7.53 (1H, д, J=8.0, H Ind); 7.65-7.39 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. 

д.: 11.6; 19.56; 19.58; 23.5; 24.4; 29.2; 31.6; 45.1; 48.0; 56.4; 57.2; 108.6; 108.6; 109.3; 119.1; 

119.8; 121.5; 126.4; 126.5; 127.3; 128.28; 128.34; 128.6; 129.5; 130.5; 131.3; 134.5; 135.7; 

136.7; 137.2; 137.7; 167.9; 168.2. Изомер транс-95. Выход 2.02 г (38%), бесцветный 

порошок, т. пл. ˃250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3307, 3047, 3020, 2963, 2931, 

2874, 1678, 1640, 1543, 1538, 1466, 1455, 1380, 1339, 1255, 1218, 1175, 1017, 797, 728, 

693. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 0.81 (3H, т, J=7.3, CH2CH2CH3); 1.34 (3H, с, 

6-Me); 1.74-1.83 (2H, м, CH2CH2CH3); 1.87 (3H, с, 6-Me); 2.23 (с, 3H, 9-Me); 2.26 (3H, с, 

10-Me); 2.58 (1H, д, J=14.9, 7-CH); 2.97 (1H, д, J=14.9, 7-CH); 3.97-4.08 (2H, м, 

CH2CH2CH3); 4.31 (1H, д.д, J=13.9, 2.9, H-2); 5.20 (1H, д.д, J=13.9, 9.2, H-3); 5.85 (1H, д, 

J=2.9, H-1); 6.41 (1H, д, J=9.2, 3-NHCOPh); 6.91 (1H, с, H-8); 7.09-7.13 (1H, м, Hиндол); 

7.19-7.23 (3H, м, H-11, Hиндол); 7.29-7.34 (3H, м, H Ph); 7.38-7.43 (1H, м, Hиндол); 7.62-7.66 

(2H, м, H Ph); 7.70 (1H, д, J=7.8, Hиндол). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 11.4; 19.4; 19.5; 

23.5; 24.0; 29.2; 35.0; 44.8; 47.9; 55.2; 57.4; 109.7; 110.2; 112.7; 118.9; 121.5; 125.6; 126.0; 

127.1; 127.3; 128.3 (2C); 128.6; 129.3; 130.8; 131.3; 134.6; 135.3; 136.4; 136.6; 137.4; 168.2; 

169.5. 

  



116 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-пиридо[2,1-a]изохино-

лин-3-ил)ацетамид (96). Изомер цис-96. Выход 0.93 г (24%), 

бесцветный порошок, т. пл. 150-151°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3281, 3063, 3013, 2967, 2916, 2880, 1681, 1648, 

1633, 1527, 1519, 1492, 1453, 1378, 1365, 1320, 1248, 1172, 

1129, 1021, 881, 806, 764, 744, 704, 698, 602. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.28 

(3H, с, 6-Me); 1.74 (3H, с, 6-Me); 2.02 (3H, с, COMe); 2.28 (6H, с, 9,10-Me); 2.61 (1H, д, 

J=15.1, 7-CH); 3.03 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 4.18 (1H, т, J=7.4, H-2); 4.78 (1H, д.д, J=7.4, 5.7, 

H-3); 5.98 (1H, д, J=7.4, H-1); 6.22 (1H, д, J=5.7, 3-NHCOMe); 6.93 (1H, с, H-8); 7.16-7.30 

(6H, м, H-11, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6 (2C); 23.3; 24.4; 28.8; 38.8; 

44.8; 55.4; 57.3; 107.2; 126.4; 127.4; 128.3; 128.6; 128.9; 129.2; 130.6; 135.5; 135.6; 137.8; 

138.1; 167.5; 170.1. Изомер транс-96. Выход 1.24 г (32%), бесцветный порошок, т. пл. 

213-214°C (петролейный эфир-EtOAc). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3198, 3058, 3027, 2961, 

2892, 1693, 1644, 1582, 1499, 1454, 1377, 1333, 1310, 1249, 1171, 792, 760, 699. Спектр 

ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.28 (3H, с, 6-Me); 1.81 (3H, с, 6-Me); 1.85 (3H, с, 

COMe); 2.25 (6H, с, 9,10-Me); 2.54 (1H, д, J=15.0, 7-CH2); 2.89 (1H, д, J=15.0, 7-CH2); 3.78 

(1H, д.д, J=14.1, 2.7, H-2); 4.85 (1H, д.д, J=14.1, 9.2, H-3); 5.69 (1H, д, J=2.7, H-1); 5.90 

(1H, д, J=9.2, 3-NHCOMe); 6.89 (1H, с, H-8); 7.18 (1H, с, H-11); 7.25-7.37 (5H, м, H Ph). 

Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.7; 19.8; 23.0; 23.2; 29.4; 43.0; 44.2; 55.3; 57.3; 109.5; 

125.8; 127.2; 128.0; 128.4; 128.5; 128.8; 130.6; 135.4; 136.6; 137.7; 140.0; 169.2; 170.6. 

Синтез пиридо[2,1-a]изохинолинов 97–111 (общая методика). К раствору 1 ммоль 

тетрагидро-2H-пиридо[2,1-a]изохинолинов 82–96 в 10 мл CHCl3 добавляют при 

перемешивании 227 мг (1 ммоль) DDQ. Смесь перемешивают при комнатной 

температуре в течение 0.5-1.5 ч (контроль по данным ТСХ) и затем растворитель 

удаляют в вакууме, а остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле 

(элюент CHCl3-EtOAc, 10:1). 

N-(6,6-Диметил-9,10-диметокси-4-оксо-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохи-

нолин-3-ил)бензамид (97). Выход 337 мг (70%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 243-244°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–

1
: 3381, 3028, 2973, 2949, 2859, 2830, 1687, 1640, 1598, 1580, 

1546, 1503, 1478, 1443, 1385, 1366, 1291, 1276, 1260, 1242, 
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1229, 1211, 1075, 772, 705, 697. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.71 (6H, с, 6-

Me2); 2.92 (2H, с, 7-CH2); 3.90 (3H, с, 9-OMe); 3.93 (3H, с, 10-OMe); 6.67 (1H, c, H-1); 6.68 

(1H, c, H-8); 6.99 (с, 1H, H-11); 7.29-7.47 (6H, м, H Ph); 7.61 (2H, д, J=7.4, H Ph); 7.76 (2H, 

д, J=7.4, H Ph); 8.60 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 25.5 (2C); 44.0; 

55.85; 55.90; 59.4; 105.0; 107.5; 109.8; 121.3; 122.5; 125.5; 126.4; 127.2; 128.1; 128.2; 128.6; 

131.7; 133.8; 138.8; 139.0; 140.8; 147.8; 149.9; 161.1; 165.0. 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-2-фенил-6,7,10,11-тетрагидро-4H-[1,4]диоксино[2,3-g]пиридо-

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (98). Выход 307 мг (64%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 248-249°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3382, 3063, 3033, 2982, 2938, 2878, 1682, 1640, 

1599, 1590, 1545, 15001, 1482, 1447, 1387, 1360, 1333, 1303, 

1277, 1256, 1211, 1190, 1159, 1067, 897, 880, 772, 708, 698. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. 

д. (J, Гц): 1.72 (6H, с, 6-Me2); 2.87 (2H, с, 7-CH2); 4.25-4.30 (4H, м, 10,11-(CH2)2); 6.64 

(1H, с, H-1); 6.68 (1H, с, H-8); 7.11 (1H, с, H-11); 7.26-7.30 (1H, м, H Ph); 7.34-7.40 (4H, м, 

H Ph); 7.43-7.47 (1H, м, H Ph); 7.54-7.58 (2H, м, H Ph); 7.74-7.78 (2H, м, H Ph); 8.34 (1H, с, 

3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 25.9 (2C); 44.2; 59.6; 64.2; 64.6; 105.3; 

114.4; 116.1; 123.12; 123.15; 126.3; 126.7; 127.4; 128.1; 128.4; 128.6; 131.6; 134.6; 138.8; 

139.0; 140.9; 143.0; 145.1; 161.3; 165.2. 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)бензамид (99). Выход 296 мг (66%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 229-230°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3347, 3052, 3002, 2969, 2938, 2923, 1686, 1634, 1595, 1586, 

1541, 1499, 1474, 1443, 1383, 1364, 1291, 1277, 1267, 1211, 

1200, 1140, 1073, 1026, 899, 752, 704. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.73 (6H, с, 

6-Me2); 2.28 (3H, с, 9-Me); 2.29 (3H, с, 10-Me); 2.93 (2H, с, 7-CH2); 6.77 (1H, с, H-1); 6.96 

(1H, с, H-8); 7.28-7.32 (1H, м, H Ph); 7.35-7.42 (5H, м, H-11, H Ph); 7.44-7.48 (1H, м, H 

Ph); 7.56-7.60 (2H, м, H Ph); 7.75-7.79 (2H, м, H Ph); 8.38 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр 

ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6; 19.7; 25.9 (2C); 44.5; 59.7; 105.5; 123.4; 126.5; 126.8; 

127.4; 127.5; 128.1; 128.4; 128.6; 129.0; 130.1; 131.6; 134.6; 135.9; 138.7; 139.18; 139.24; 

140.8; 161.3; 165.2. 

  



118 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)-4-метоксибензамид (100). Выход 292 мг (61%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 212-213°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3210, 3065, 3029, 2971, 2940, 

2834, 1671, 1638, 1607, 1588, 1578, 1543, 1522, 1495, 

1456, 1443, 1383, 1364, 1293, 1250, 1235, 1219, 1184, 

1173, 1030, 841, 770, 760, 700, 650. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.72 (6H, с, 6-

Me2); 2.28 (6H, с, 9,10-Me); 2.92 (2H, с, 2-CH2); 3.81 (3H, с, OMe); 6.76 (1H, с, H-1); 6.86 

(2H, д, J=8.2, H Ph); 6.95 (1H, с, H-8); 7.26-7.30 (1H, м, H Ph); 7.34-7-40 (3H, м, H-11, H 

Ph); 7.58 (2H, д, J=7.4, H Ph); 7.75 (2H, д, J=8.2, H Ph); 8.31 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр 

ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6; 19.7; 25.9; 44.6; 55.4; 59.7; 105.6; 113.6; 123.7; 126.4; 

126.8; 127.0; 127.4; 128.0; 128.6; 129.0; 129.4; 130.0; 135.9; 138.6; 139.0; 139.3; 140.4; 

161.4; 162.4; 164.7. 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)-4-нитробензамид (101). Выход 336 мг (68%), 

ярко-желтые кристаллы, т. пл. 147-148°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3235, 3029, 2969, 2930, 2890, 

1676, 1638, 1603, 1524, 1482, 1387, 1366, 1345, 1287, 

1215, 1014, 868, 853, 828, 777, 716, 700. Спектр ЯМР 

1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.72 (6H, с, 6-Me2); 2.29 (6H, с, 9,10-Me); 2.94 (2H, с, 7-CH2); 

6.77 (1H, с, H-1); 6.97 (1H, с, H-8); 7.29-7.34 (1H, м, H Ph); 7.36 (1H, с, H-11); 7.37-7.42 

(2H, м, H Ph); 7.54-7.57 (2H, м, H Ph); 7.90 (2H, д, J=8.7, H Ph); 8.18 (2H, д, J=8.7, H Ph); 

8.69 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6; 19.7; 25.9; 44.4; 59.9; 

105.5; 122.6; 123.6; 126.6; 126.8; 127.1; 128.4; 128.6; 128.7; 129.0; 130.1; 136.1; 138.6; 

139.2; 139.9; 140.4; 142.7; 149.6; 161.5; 163.3. 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-2-фенил-6,7,9,10,11,12-гексагидро-4H-бензо[g]пиридо[2,1-a]-

изохинолин-3-ил)бензамид (102). Выход 333 мг (70%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 249-250°C (EtOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3378, 3014, 2973, 2935, 2859, 1687, 1640, 1598, 

1580, 1546, 1503, 1478, 1443, 1385, 1366, 1291, 1260, 1241, 

1211, 1075, 830, 772, 705, 697. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.71 (6H, с, 6-

Me2); 1.75-1.83 (4H, м, 10,11-(CH2)2); 2.74-2.83 (4H, м, 9,12-(CH2)2); 2.92 (2H, с, 7-CH2); 
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6.79 (1H, с, H-1); 6.90 (1H, с, H-8); 7.28-7.34 (2H, м, H-13, H Ph); 7.36-7.44 (4H, м, H Ph); 

7.46-7.51 (1H, т, J=7.4, H Ph); 7.61 (2H, д, J=7.2, H Ph); 7.79 (2H, д, J=7.2, H Ph); 8.53 (1H, 

с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 22.8; 22.9; 25.8; 29.1 (2C); 44.2; 59.8; 

105.8; 122.9; 126.0; 126.4; 126.7; 127.4; 128.1; 128.2; 128.3; 128.7; 129.4; 131.8; 134.0; 

136.3; 138.9; 139.2; 139.3; 140.5; 161.1; 165.1. 

N-(6,6-Диметил-9,10-диметокси-2-(4-метоксифенил)-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо-

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (103). Выход 184 мг 

(36%), бесцветные кристаллы, т. пл. 246-247°C (EtOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3349, 2969, 2936, 2840, 1666, 1645, 

1607, 1511, 1467, 1455, 1446, 1384, 1369, 1294, 1273, 1250, 

1222, 1179, 1158, 1098, 1028, 1007, 826, 707. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.72 (6H, с, 6-Me2); 2.91 (2H, с, 7-

CH2); 3.77 (3H, с, 4ʹ-OMe); 3.90 (3H, с, 9-OMe); 3.92 (3H, с, 10-OMe); 6.62 (1H, с, H-1); 

6.67 (1H, с, H-8); 6.89-6.92 (2H, м, H Ar); 7.03 (1H, с, H-11); 7.34-7.40 (2H, м, H Ph); 7.43-

7.48 (1H, м, H Ph); 7.51-7.55 (2H, м, H Ar); 7.77-7.80 (2H, м, H Ph); 8.33 (1H, с, 3-

NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 25.8; 44.6; 55.1; 56.0; 56.3; 59.5; 105.1; 

108.7; 110.4; 114.1; 122.0; 122.8; 126.0; 127.5; 128.1; 128.4; 131.3; 131.6; 134.6; 139.1; 

140.9; 148.6; 150.7; 159.4; 161.4; 165.2. 

N-(2-(4-Метоксифенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-3-ил)бензамид (104). Выход 182 мг (38%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 230-231°C (EtOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3416, 3035, 2995, 2937, 2836, 1678, 1640, 1602, 

1580, 1513, 1470, 1384, 1364, 1296, 1247, 1178, 1034, 849, 820, 

715, 707. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.72 (6H, с, 

6-Me2); 2.28 (6H, с, 9,10-Me); 2.91 (2H, с, 7-CH2); 3.77 (3H, с, 

4ʹ-OMe); 6.77 (1H, с, H-1); 6.89-6.93 (2H, м, H Ar); 6.95 (1H, с, H-8); 7.35-7.39 (3H, м, H-

11, H Ph); 7.43-7.47 (1H, м, H Ph); 7.54-7.58 (2H, м, H Ar); 7.78-7.82 (2H, м, H Ph); 8.44 

(1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.5; 19.6; 25.9; 44.5; 55.0; 59.5; 

105.5; 114.0; 123.1; 126.4; 127.37; 127.42; 128.1; 128.3; 128.9; 130.0; 131.3; 131.5; 134.5; 

135.8; 138.6; 139.2; 140.8; 159.3; 161.4; 165.2. 
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N-(2-(4-Нитрофенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-3-ил)бензамид (105). Выход 390 мг (79%), 

оранжевые кристаллы, т. пл. ˃250°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3297, 3065, 3021, 2965, 2942, 2921, 1682, 1659, 

1638, 1603, 1582, 1512, 1482, 1456, 1374, 1343, 1300, 1246, 

1179, 1107, 1022, 857, 812, 801, 716, 700. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.73 (6H, с, 6-Me2); 2.29 (3H, с, 9-Me); 

2.30 (3H, с, 10-Me); 2.94 (2H, с, 7-CH2); 6.70 (1H, с, H-1); 6.98 (1H, с, H-8); 7.34 (1H, с, H-

11); 7.37-7.43 (2H, м, H Ph); 7.47-7.52 (1H, м, H Ph); 7.70-7.78 (4H, м, H Ar); 8.22-8.26 

(2H, м, H Ph); 8.64 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6; 19.7; 25.9; 

44.4; 60.1; 104.4; 123.8; 124.0; 126.4; 127.0; 127.4; 127.7; 128.6; 129.1; 130.0; 132.1; 134.0; 

136.2; 137.4; 139.2; 139.5; 146.3; 147.2; 160.9; 165.1. 

N-(2-(3,4-Диметоксифенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-6,7-дигидро-4H-пиридо- 

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (106). Выход 214 мг (42%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 139-140°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3289, 2973, 2938, 2836, 1669, 1638, 1599, 1541, 

1514, 1472, 1260, 1213, 1175, 1137, 1026, 810, 706. Спектр 

ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.71 (6H, с, 6-Me2); 2.29 (6H, 

с, 9,10-Me); 2.91 (2H, с, 7-CH2); 3.76 (3H, с, OMe); 3.86 (3H, с, 

OMe); 6.76 (1H, с, H-1); 6.91 (1H, д, J=8.4, H-5ʹ); 6.96 (1H, с, H-8); 7.14 (1H, д, J=2.0, H-

2ʹ); 7.20 (1H, дд, J=8.4, 2.0, H-6ʹ); 7.35-7.43 (3H, м, H-11, H Ph); 7.45-7.49 (1H, м, H Ph); 

7.75-7.85 (2H, м, H Ph); 8.36 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6; 

19.7; 25.9 (2С); 44.5; 55.7; 55.8; 59.7; 105.4; 110.0; 111.2; 119.6; 123.0; 126.4; 127.4; 127.5; 

128.5; 129.0; 130.1; 131.6; 131.7; 134.5; 135.9; 138.7; 139.2; 140.6; 148.7; 148.9; 161.4; 

165.4. 

N-(6,6,9,10-Тетраметил-2-(3,4,5-триметоксифенил)-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо-

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (107). Выход 237 мг (44%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. ˃250°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3225, 2969, 2938, 2843, 2828, 1664, 1642, 1632, 

1608, 1582, 1530, 1511, 1468, 1417, 1382, 1363, 1312, 1255, 

1130, 1010, 822, 698. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.71 (6H, с, 6-Me2); 2.29 (6H, с, 9,10-Me); 2.91 (2H, с, 7-CH2); 
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3.79 (6H, с, 3ʹ,5ʹ-OMe); 3.84 (3H, с, 4ʹ-OMe); 6.75 (1H, с, H-1); 6.83 (с, 2H, H-2ʹ,6ʹ); 6.96 

(1H, с, H-8); 7.35 (1H, с, H-11); 7.37-7.42 (2H, м, H Ph); 7.45-7.50 (1H, м, H Ph); 7.78-7.82 

(2H, м, H Ph); 8.33 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.6; 19.7; 25.9; 

44.5; 56.1 (2C); 59.9; 60.8; 104.3 (2C); 105.3; 123.2; 126.5; 127.3; 127.4; 128.5; 129.0; 130.1; 

131.8; 134.2; 134.5; 136.0; 138.0; 138.9; 139.6; 141.2; 153.3 (2C); 161.3; 165.7. 

N-(2-(2-Бромо-4,5-диметоксифенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-6,7-дигидро-4H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (108). Выход 300 

мг (51%), бесцветные кристаллы, т. пл. 237-238°C (i-PrOH). 

ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3364, 3022, 2965, 2922, 2843, 1678, 

1641, 1608, 1597, 1544, 1509, 1502, 1475, 1470, 1451, 1409, 

1385, 1366, 1344, 1326, 1287, 1253, 1207, 1176, 1152, 1043, 

1026, 993, 879, 836, 828, 787, 749, 704. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.67 (3H, с, 6-Me); 1.73 (3H, с, 6-Me); 2.26 (3H, с, 9-Me); 2.27 (3H, 

с, 10-Me); 2.88 (1H, д, J=15.7, 7-CH); 2.95 (1H, д, J=15.7, 7-CH); 3.78 (3H, с, 4ʹ-OMe); 3.85 

(3H, с, 5ʹ-OMe); 6.77 (1H, с, H-1); 6.85 (1H, с, H-6ʹ); 6.97 (1H, с, H-8); 7.13 (1H, с, H-3ʹ); 

7.33 (1H, с, H-11); 7.34-7.38 (2H, м, H Ph); 7.44-7.48 (1H, м, H Ph); 7.71-7.75 (2H, м, H Ph); 

8.47 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.8; 19.9; 25.4; 25.9; 44.0; 

55.8; 55.9; 59.9; 106.4; 110.8; 111.6; 115.3; 123.9; 126.3; 126.9; 127.3; 128.4; 128.9; 129.8; 

131.1; 131.8; 134.1; 136.0; 138.4; 138.9; 139.4; 147.7; 148.4; 160.8; 165.4. 

N-(2-(2-Иодо-4,5-диметоксифенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-6,7-дигидро-4H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (109). Выход 318 мг 

(50%), бесцветные кристаллы, т. пл. 226-227°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3337, 2975, 2934, 2834, 1694, 1645, 1611, 

1592, 1547, 1499, 1474, 1443, 1254, 1208, 1177, 1032, 853, 785, 

700. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.72 (3H, с, 6-

Me); 1.74 (3H, с, 6-Me); 2.27 (3H, с, 9-Me); 2.28 (3H, с, 10-Me); 

2.93 (2H, с, 7-CH2); 3.80 (3H, с, 4ʹ-OMe); 3.82 (3H, с, 5ʹ-OMe); 6.67 (1H, с, H-1); 6.94 (1H, 

с, H-8); 6.95 (1H, с, H-6ʹ); 7.29 (1H, с, H-11); 7.32-7.38 (3H, м, H-3ʹ, H Ph); 7.42-7.47 (1H, 

м, H Ph); 7.73-7.76 (2H, м, H Ph); 8.22 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. 

д.: 19.57; 19.64; 25.8; 26.0; 44.5; 56.0; 59.9; 84.7; 106.2; 112.0; 121.7; 124.0; 126.4; 127.3; 

127.5; 128.4; 129.0; 130.0; 131.6; 134.5; 135.7; 135.9; 138.8; 139.1; 143.3; 148.8; 149.2; 

161.2; 165.5. 
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N-(2-(1-Пропил-1H-индол-3-ил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-6,7-дигидро-4H-пиридо-

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (110). Выход 281 мг (53%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. ˃250°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3338, 3094, 3052, 3021, 2965, 2932, 2873, 1680, 

1639, 1615, 1603, 1596, 1548, 1531, 1500, 1470, 1386, 1368, 

1325, 1284, 1231, 1211, 748, 703. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, 

м. д. (J, Гц): 0.82 (3H, т, J=7.4, CH2CH2CH3); 1.74 (6H, c, 6-

Me); 1.75-1.84 (2H, м, CH2CH2CH3); 2.28 (3H, с, 9-Me); 2.29 

(3H, с, 10-Me); 2.93 (2H, с, 7-CH2); 4.05 (2H, т, J=6.9 Hz, CH2CH2CH3); 6.97 (1H, с, H-1); 

7.03 (1H, с, H-8); 7.11-7.16 (1H, м, H Ind); 7.18-7.23 (1H, м, H Ind); 7.31-7.38 (4H, м, H-11, 

H Ph); 7.4-7.46 (1H, м, H Ind); 7.49 (1H, с, H Ind); 7.76-7.84 (3H, м, H Ph, H Ind); 8.22 (1H, 

с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 11.3; 19.6; 19.7; 23.3; 26.0; 44.7; 48.2; 

59.4; 105.7; 109.9; 112.4; 120.0; 120.4; 121.8; 122.5; 126.1; 126.5; 127.5; 127.7; 127.8; 128.3; 

128.9; 130.3; 131.4; 134.8; 135.8; 136.4; 137.4; 138.5; 139.5; 161.8; 166.1. 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)ацетамид (111). Выход 248 мг (64%), бесцветный 

порошок, т. пл. 225-226°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3243, 3029, 2971, 2940, 1640, 1605, 1578, 1541, 1497, 1456, 

1385, 1366, 1277, 1215, 974, 830, 774, 698. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.69 (6H, с, 6-Me); 1.98 (3H, с, COMe); 2.25 (3H, с, 9-Me); 2.27 

(3H, с, 10-Me); 2.90 (2H, с, 7-CH2); 6.71 (1H, с, H-1); 6.96 (1H, с, H-8); 7.31 (1H, с, H-11); 

7.34-7.38 (1H, м, H Ph); 7.40-7.45 (2H, м, H Ph); 7.49-7.53 (2H, м, H Ph); 8.04 (1H, с, 3-

NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.80; 19.83; 23.5; 25.7; 44.0; 59.6; 105.4; 

122.4; 126.4; 126.7; 126.8; 128.2; 128.5; 128.8; 129.9; 135.9; 138.4; 139.0; 140.0; 143.1; 

161.4; 168.6. 

Синтез 5,6-дигидро[1,3]оксазоло[4',5':5,6]пиридо[2,1-a]изохинолин-4-ия 

перхлоратов 112–117 (общая методика). Смесь 1 ммоль тетрагидро-2H-пиридо[2,1-a]-

изохинолина 82, 84, 88, 89, 91, 92 (Метод А) или амида 99, 106, 107 (Метод Б) и 3 мл 

POCl3 кипятят в колбе с обратным холодильником в течение 1–2 ч. Затем реакционную 

смесь упаривают досуха, разбавляют 10 мл холодной H2O и растирают до однородного 

порошка, который отфильтровывают и промывают H2O (3 × 5 мл). После этого осадок 

растворяют в 5 мл смеси EtOH:H2O (1:1) и к нему при перемешивании добавляют 
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раствор 146 мг (1.2 ммоль) NaClO4 в 1 мл H2O. Выпавший осадок отфильтровывают и 

промывают H2O. 

5,5-Диметил-8,9-диметокси-2,12-дифенил-5,6-дигидро[1,3]оксазоло[4',5':5,6]пиридо-

[2,1-a]изохинолин-4-ия перхлорат (112). Метод А. Выход 

360 мг (64%), желтый порошок, т. пл. 250°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3072, 2980, 2946, 2845, 1625, 1601, 1593, 

1573, 1522, 1465, 1443, 1383, 1253, 1238, 1219, 1095, 1072, 

786, 761, 697, 622. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.96 (6H, с, 5-Ме2); 3.33 

(2H, уш. с, 6-СН2); 3.93 (3H, с, 8-ОМе); 3.98 (3H, с, 9-ОМе); 7.12 (1H, с, Н-7); 7.73-7.87 

(6H, м, Н Рh); 7.90 (1H, с, Н-10); 8.20-8.41 (2H, м, Н Рh); 8.46-8.60 (2H, м, Н Рh); 8.71 (1H, 

с, Н-11). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 25.7 (5-Ме2); 40.3; 56.0; 56.5; 67.7; 111.4; 

111.6; 117.4; 117.7; 124.1; 127.8; 128.2; 129.3; 129.8; 130.3; 131.8; 132.1; 133.8; 134.5; 

143.3; 146.1; 148.9; 153.2; 153.8; 162.0. 

2,12-Дифенил-5,5,8,9-тетраметил-5,6-дигидро[1,3]оксазоло[4',5':5,6]пиридо[2,1-a]-

изохинолин-4-ия перхлорат (113). Метод А. Выход 350 мг 

(66%). Метод Б. Выход 430 мг (81%), желтый порошок, т. пл. 

239-240°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3058, 2973, 2922, 

1629, 1608, 1570, 1471, 1451, 1383, 1270, 1234, 1215, 1179, 

1160, 1126, 1093, 1048, 1021, 1000, 912, 781, 765, 706, 694. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, 

м. д. (J, Гц): 1.95 (6H, с, 5-Ме2), 2.37 (3H, с, 8-Ме), 2.40 (3H, с, 9-Ме), 3.38 (2H, с, 6-СН2), 

7.28 (1H, с, Н-7), 7.73-7.84 (6H, м, Н Рh), 8.27-8.39 (3H, м, Н Рh, Н-10), 8.53-8.58 (2H, м, 

Н Рh), 8.76 (1H, с, Н-11). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 19.0; 19.5; 25.7 (5-Ме2); 

40.2; 68.1; 117.3; 123.3; 124.0; 128.3; 128.9; 129.4; 129.7; 129.9; 130.3; 130.8; 131.7; 132.3; 

133.9; 135.0; 137.1; 142.8; 143.5; 146.0; 154.0; 162.3. 

5,5-Диметил-8,9-диметокси-12-(4-метоксифенил)-2-фенил-5,6-дигидро[1,3]оксазоло-

[4',5':5,6]пиридо[2,1-a]изохинолин-4-ия перхлорат (114). 

Метод А. Выход 308 мг (52%), оранжевый порошок, т. пл. 

206-207°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3015, 2975, 

2939, 1632, 1608, 1595, 1572, 1520, 1471, 1453, 1390, 1258, 

1218, 1190, 1162, 1089, 1019, 840, 706, 696. Спектр ЯМР 
1
H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.96 (6H, с, 5-Ме2); 3.34 (2H, с, 6-

СН2); 3.77 (3H, с, 4ʹ-ОМе); 3.94 (3H, с, 8-ОМе); 4.15 (3H, с, 9-ОМе); 6.88 (1H, с, Н-7); 
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7.06-7.10 (2H, м, Н Ar); 7.53-7.57 (2H, м, Н Ar); 7.60-7.64 (1H, м, Н Ar); 7.67 (1H, с, Н-10); 

8.16-8.19 (2H, м, Н Ar); 8.49 (1H, с, Н-11); 8.71-8.78 (2H, м, Н Ar). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 26.5 (5-Ме2); 41.0; 55.5; 56.4; 57.2; 67.4; 110.0; 110.9; 114.7; 116.3; 117.1; 

123.0; 123.1; 126.9; 127.8; 129.5; 132.3; 133.0; 133.8; 143.9; 147.1; 149.0; 152.0; 153.1; 

161.5; 163.1. 

12-(4-Метоксифенил)-5,5,8,9-тетраметил-2-фенил-5,6-дигидро[1,3]оксазоло[4',5':5,6]-

пиридо[2,1-a]изохинолин-4-ия перхлорат (115). Метод А. 

Выход 286 мг (51%), желтый порошок, т. пл. 245-246°C (i-

PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3057, 2975, 2940, 2842, 1629, 

1609, 1594, 1568, 1519, 1474, 1453, 1432, 1385, 1315, 1258, 

1215, 1191, 1176, 1159, 1093, 1019, 910, 841, 775, 704, 687. 

Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 2.01 (6H, с, 5-Ме2); 

2.27 (3H, с, 8-Ме); 2.37 (3H, с, 9-Ме); 3.42 (2H, с, 6-СН2); 3.82 (с, 3H, 4ʹ-ОМе); 7.08 (1H, с, 

Н-7); 7.10-7.15 (2H, м, Н Ar); 7.53-7.62 (2H, м, Н Ar); 7.67-7.69 (1H, м, Н Ar); 8.01 (1H, с, 

Н-10); 8.15-8.25 (2H, м, Н Ar); 8.38 (1H, с, Н-11); 8.60 (2H, д, J=8.8, Н Ar). Спектр ЯМР 

13
C (CDCl3), δ, м. д.: 19.7, 20.1, 26.7 (5-Ме2), 41.1, 55.6, 67.9, 114.9, 115.9, 122.5, 123.1, 

123.3, 128.0, 128.5, 129.5, 129.95, 130.03, 132.6, 133.1, 133.9, 138.0, 143.8, 144.0, 147.0, 

152.3, 161.9, 163.3. 

12-(3,4-Диметоксифенил)-5,5,8,9-тетраметил-2-фенил-5,6-дигидро[1,3]оксазоло-

[4',5':5,6]пиридо[2,1-a]изохинолин-4-ия перхлорат (116). 

Метод А. Выход 325 мг (55%). Метод Б. Выход 467 мг (79%), 

желтый порошок, т. пл. 176-177°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), 

ν, см
–1

: 3014, 2940, 2837, 1631, 1611, 1592, 1572, 1521, 1453, 

1429, 1377, 1332, 1266, 1230, 1145, 1093, 1019, 705, 623. 

Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.93 (6H, с, 5-Ме2); 

2.36 (3H, с, 8-Ме); 2.40 (3H, с, 9-Ме); 3.36 (2H, с, 6-СН2); 3.94 (3H, с, ОМе); 3.99 (3H, с, 

ОМе); 7.27 (1H, с, Н-7); 7.30-7.33 (1H, м, Н Ar); 7.73-7.82 (3H, м, Н Ar); 8.24 (1H, с, Н-

10); 8.29-8.39 (4H, м, Н Ar); 8.70 (1H, с, Н-11). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 19.1; 

19.5; 25.5 (5-Ме2); 40.3; 55.9; 56.0; 67.6; 112.1; 113.4; 116.1; 123.4; 123.8; 124.1; 124.6; 

128.1; 128.9; 129.7; 129.9; 130.8; 133.8; 134.0; 137.0; 142.6; 143.1; 145.5; 149.1; 152.7; 

153.8; 161.7. 
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12-(3,4,5-Триметоксифенил)-5,5,8,9-тетраметил-2-фенил-5,6-дигидро[1,3]оксазоло-

[4',5':5,6]пиридо[2,1-a]изохино-лин-4-ия перхлорат (117). 

Метод А. Выход 335 мг (54%). Метод Б. Выход 484 мг (78%), 

желтый порошок, т. пл. 234-235°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), 

ν, см
–1

: 3004, 2971, 2944, 2834, 1629, 1608, 1588, 1574, 1514, 

1469, 1458, 1380, 1322, 1227, 1175, 1131, 1092, 1017, 923, 857, 

769, 710, 703, 623. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 

1.95 (6H, с, 5-Ме2); 2.37 (3H, с, 8-Ме); 2.40 (3H, с, 9-Ме); 3.38 (2H, с, 6-СН2); 3.84 (3H, с, 

4ʹ-ОМе); 4.00 (6H, с, 3ʹ,5ʹ-ОМе); 7.29 (1H, с, Н-7); 7.73-7.83 (3H, м, H Ph); 7.85 (2H, с, Н-

2ʹ,6ʹ); 8.27 (1H, с, Н-10); 8.32-8.38 (2H, м, H Ph); 8.74 (1H, с, Н-11). Спектр ЯМР 
13

C 

(ДМСО-d6), δ, м. д.: 19.2; 19.5; 25.4 (5-Ме2); 40.2; 56.5; 60.3; 67.9; 108.2 (2C); 117.2; 123.3; 

124.0; 126.8; 128.2; 129.1; 129.7; 129.9; 130.8; 133.9; 134.7; 137.0; 141.2; 142.7; 143.2; 

145.7; 153.3; 153.8 (2C); 162.1. 

Гидролиз 2,12-дифенил-5,5,8,9-тетраметил-5,6-дигидро[1,3]оксазоло[4',5':5,6]-

пиридо[2,1-a]изохинолин-4-ия перхлората 113. К 531 мг (1 ммоль) соединения 113 в 7 

мл EtOH прибавляют раствор 120 мг (3 ммоль) NaOH в 0.8 мл Н2О. Смесь кипятят в 

колбе с обратным холодильником в течение 3 ч, затем растворитель отгоняют в вакууме 

до 1/3 объема и разбавляют 10 мл Н2О. Выпавший осадок отфильтровывают, промывают 

Н2О и очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент CHCl3-EtOAc, 10:1). 

Выход 295 мг, коричневый порошок. По данным спектра ЯМР 
1
Н, продукт представляет 

собой смесь бензамида 99 и бензимидата 118 в соотношении 1:1. ИК спектр (KBr), ν, см
–

1
: 3345, 3061, 3019, 2969, 2926, 2865, 1686, 1640, 1603, 1581, 1541, 1497, 1474, 1456, 1385, 

1363, 1279, 1215, 1175, 1111, 1028, 752, 698. 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)бензамид (99). Выход 32%. Данные спектров ЯМР 
1
H

 
и 

13
C аналогичны приведенным 

выше. 

Этил N-(6,6,9,10-тетраметил-4-оксо-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-3-ил)бензимидат (118). Выход 32%. Спектр 

ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.39 (3H, т, J=7.0, CH2CH3); 

1.76 (6H, с, 6-Me2); 2.25 (3H, с, 9-Me); 2.26 (3H, с, 10-Me); 2.90 

(2H, с, 7-CH2); 4.39 (2H, кв, J=7.0, CH2CH3); 6.62 (1H, с, H-1); 

6.91 (1H, с, H-8); 7.28-7.63 (9H, м, H-11, H Ph); 8.02-8.07 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C 
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(CDCl3), δ, м. д.: 14.3; 19.4; 19.6; 26.2 (2C); 44.9; 59.4; 60.9; 105.9; 123.3; 125.4; 127.7; 

128.3; 128.5; 128.8; 129.0; 129.1; 129.5 (2С); 131.1; 132.7; 134.1; 135.5; 136.7; 137.9; 139.3; 

159.2; 166.6. 

Синтез пиридо[2,1-a]изохинолинов 99, 106, 107 (общая методика). К 1 ммоль 

соединения 113, 116 или 117 в 7 мл EtOH прибавляют раствор 120 мг (3 ммоль) NaOH в 

0.8 мл Н2О. Смесь кипятят в колбе с обратным холодильником в течение 3 ч, затем 

растворитель отгоняют в вакууме до 1/3 объема и разбавляют 2 мл 6N HCl. Выпавший 

осадок отфильтровывают, промывают Н2О и очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент CHCl3-EtOAc, 10:1). 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)бензамид (99). Выход 247 мг (55%). Данные спектров ЯМР 
1
H

 
и 

13
C аналогичны 

приведенным выше. 

N-(2-(3,4-Диметоксифенил)-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-6,7-дигидро-4H-пиридо- 

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (106). Выход 255 мг (50%). Данные спектров ЯМР 
1
H

 

и 
13

C аналогичны приведенным выше. 

N-(6,6,9,10-Тетраметил-2-(3,4,5-триметоксифенил)-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо-

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (107). Выход 280 мг (52%). Данные спектров ЯМР 
1
H

 

и 
13

C аналогичны приведенным выше. 

Cинтез пиридо[2,1-a]изохинолинонов 119–124 (общая методика). Смесь (12 ммоль) 1-

метил-3,4-дигидроизохинолина 27–31 или 35 и 291 мг (10 ммоль) азлактона 14 в 100 мл 

MeCN кипятят в колбе с обратным холодильником в течение 5 ч. Затем смесь охлаждают 

на ледяной бане, а выпавший осадок отфильтровывают и промывают холодным MeCN. 

2-(3-Бензамидо-6,6-диметил-9,10-диметокси-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-2-ил)бензойная кислота (119). Выход 4.35 г 

(83%), бежевый порошок, т. пл. 231-232°C (ДМСО-H2O). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3217, 3067-2736, 1735, 1661, 1648, 

1607, 1584, 1520, 1496, 1496, 1461, 1438, 1350, 1320, 1309, 

1288, 1271, 1262, 1231, 1219, 1195, 1170, 1160, 1100, 1035, 

1011, 812, 775, 768, 759, 721, 699, 656. Спектр ЯМР 
1
H (CF3CO2D), δ, м. д. (J, Гц): 1.99 

(3H, с, 6-Me); 2.07 (3H, с, 6-Me); 3.32 (1H, д, J=16.6, 7-CH); 3.42 (1H, д, J=16.6, 7-CH); 

4.01 (3H, с, 9-OMe); 4.09 (3H, с, 10-OMe); 7.03 (1H, с, H-1); 7.38 (1H, с, H-8); 7.46-7.61 

(5H, м, H-11, H Ar); 7.67-7.78 (2H, м, H Ar); 7.88 (1H, т, J=7.7, H Ar); 7.97 (1H, т, J=7.7, H 
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Ar); 8.46 (1H, д, J=7.7, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C (CF3CO2D), δ, м. д.: 26.6; 27.6; 45.4; 57.5; 

57.9; 70.5; 112.4; 112.9; 116.8; 122.9; 129.2; 129.6; 130.8; 131.3; 132.0; 133.5; 134.7; 136.35; 

136.39; 137.0; 137.1; 148.55; 148.60; 150.9; 155.6; 156.0; 156.1; 160.0; 172.8; 174.2. 

Найдено, %: C 70.91; H 5.41; N 5.32. C31H28N2O6. Вычислено, %: C 70.98; H 5.38; N 5.34. 

2-(3-Бензамидо-6,6-диметил-4-оксо-6,7,10,11-тетрагидро-4H-[1,4]диоксино[2,3-g]-

пиридо[2,1-a]изохинолин-2-ил)бензойная кислота (120). 

Выход 4.18 г (80%), бежевый порошок, т. пл. >250°C (i-PrOH). 

ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3304, 3104-2475, 1735, 1673, 1644, 

1601, 1587, 1581, 1539, 1506, 1488, 1438, 1384, 1368, 1350, 

1320, 1304, 1245, 1191, 1162, 1066, 927, 895, 874, 812, 795, 769, 

721, 700, 656. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.64 (6H, с, 6-Me2); 2.93 (2H, с, 

7-CH2); 4.20-4.33 (4H, м, 10,11-(CH2)2); 6.50 (1H, с, H-1); 6.79 (1H, с, H-8); 7.14 (1H, с, H-

13); 7.35-7.45 (4H, м, H Ar); 7.46-7.54 (2H, м, H Ar); 7.70-7.74 (2H, м, H Ar); 7.77-7.81 (1H, 

м, H Ar); 9.18 (1H, уш.с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 25.2 (2C); 

43.0; 58.5; 63.8; 64.3; 103.9; 113.9; 115.8; 122.3; 123.5; 126.2; 127.3; 127.8; 127.9; 129.1; 

129.2; 130.6; 130.8; 131.1; 134.0; 137.1; 139.0; 142.7; 144.9; 145.5; 160.7; 165.8; 167.8. 

Найдено, %: C 71.10; H 4.90; N 5.14. C31H26N2O6. Вычислено, %: C 71.25; H 5.02; N 5.36. 

2-(3-Бензамидо-4-оксо-6,6,9,10-тетраметил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохино-

лин-2-ил)бензойная кислота (121). Выход 3.85 г (78%), 

бежевый порошок, т. пл. >250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, 

см
–1

: 3388, 3130-2611, 1735, 1665, 1645, 1608, 1578, 1543, 

1507, 1484, 1450, 1366, 1304, 1292, 1255, 1229, 1218, 1209, 

1198, 1126, 899, 878, 826, 795, 776, 754, 714, 668. Спектр ЯМР 

1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.63 (6H, с, 6-Me2); 2.23 (3H, с, 9-Me); 2.24 (3H, с, 10-Me); 

2.97 (2H, уш.с, 7-CH2); 6.65 (1H, с, H-1); 7.06 (1H, с, H-8); 7.37-7.42 (4H, м, H Ar); 7.47-

7.54 (3H, м, H-11, H Ar); 7.71-7.83 (2H, м, H Ar); 7.80-7.82 (1H, м, H Ar); 9.37 (1H, уш.с, 3-

NHCOPh); 12.73 (1H, уш.с, CO2H). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 18.6; 18.7; 25.2 

(2C); 43.3; 58.4; 104.0; 123.8; 126.0; 126.6; 127.1; 127.6; 127.7; 128.5; 129.0; 129.1; 129.8; 

130.57; 130.60; 130.9; 134.0; 135.2; 137.2; 138.1; 139.2; 145.2; 160.6; 165.5; 167.6. 

Найдено, %: C 75.42; H 5.76; N 5.71. C31H28N2O4. Вычислено, %: C 75.59; H 5.73; N 5.69. 
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2-(3-Бензамидо-6,6-диметил-4-оксо-6,7,9,10,11,12-гексагидро-4H-бензо[g]пиридо- 

[2,1-a]изохинолин-2-ил)бензойная кислота (122). Выход 

3.94 г (76%), бежевый порошок, т. пл. 237-238°C (PhCl). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3280, 3061-2446, 1734, 1674, 1637, 1599, 

1575, 1538, 1517, 1506, 1490, 1474, 1390, 1369, 1287, 1239, 

1211, 1143, 1083, 898, 780, 771, 703, 668, 641. Спектр ЯМР 
1
H 

(CF3CO2D), δ, м. д. (J, Гц): 1.84-1.93 (4H, м, 10,11-(CH2)2); 1.98 (3H, с, 6-Me); 2.05 (3H, с, 

6-Me); 2.82-2.89 (2H, м, 12-CH2); 2.90-2.97 (2H, м, 9-CH2); 3.28 (1H, д, J=16.4, 7-CH); 3.36 

(1H, д, J=16.4, 7-CH); 7.14 (1H, с, H-1); 7.46-7.54 (3H, м, H-8, H Ar); 7.54-7.56 (2H, м, H 

Ar); 7.59-7.62 (1H, м, H Ar); 7.67-7.71 (1H, м, H Ar); 7.76 (1H, с, H-11); 7.86-7.90 (1H, м, H 

Ar); 7.96-8.00 (1H, м, H Ar); 8.45-8.49 (1H, м, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C (CF3CO2D), δ, м. д.: 

24.1; 24.3; 26.8; 27.6; 30.8; 31.2; 45.4; 71.1; 117.2; 122.8; 125.2; 129.2; 129.6; 129.8; 130.9; 

131.3; 131.4; 131.7; 132.1; 133.5; 134.7; 136.5; 137.0; 137.1; 141.1; 147.5; 150.0; 156.1; 

159.7; 172.9; 174.2. Найдено, %: C 76.12; H 5.99; N 5.37. C33H30N2O4. Вычислено, %: C 

76.43; H 5.83; N 5.40. 

2-(3-Бензамидо-6,6-диметил-8,11-диметокси-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-2-ил)бензойная кислота (123). Выход 4.04 г (82%), 

бежевый порошок, т. пл. 230-231°C (EtOH). ИК спектр (KBr), ν, 

см
–1

: 3263, 3057-2444, 1735, 1674, 1645, 1631, 1601, 1590, 1566, 

1534, 1491, 1450, 1439, 1381, 1366, 1343, 1300, 1287, 1267, 1245, 

1181, 1142, 1130, 1101, 1080, 1073, 994, 921, 900, 868, 814, 800, 774, 

758, 744, 721, 701, 686, 668, 640, 557. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), 

δ, м. д. (J, Гц): 1.58 (6H, уш.с, 6-Me2); 2.94 (2H, уш.с, 7-CH2); 3.76 (3H, с, 11-OMe); 3.78 

(3H, с, 8-OMe); 6.98 (1H, д, J=9.2, H-10); 7.00 (1H, с, H-1); 7.06 (1H, д, J=9.2, H-9); 7.25-

7.44 (4H, м, H Ar); 7.46-7.56 (2H, м, H Ar); 7.64-7.83 (3H, м, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C 

(ДМСО-d6), δ, м. д.: 18.9 (2C); 37.2; 56.16; 56.20; 58.0; 110.3; 111.3; 113.1; 118.5; 123.2; 

123.7; 127.7; 128.3; 128.4; 129.1; 129.8; 131.1; 131.2; 131.7; 133.8; 136.1; 137.4; 145.3; 

149.7; 150.4; 161.3; 166.4; 168.1. Найдено, %: C 71.05; H 5.42; N 5.20. C31H28N2O6. 

Вычислено, %: C 70.98; H 5.38; N 5.34. 
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2-(3-Бензамидо-9,10-диметокси-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-2-

ил)бензойная кислота (124). Выход 3.68 г (74%), бежевый 

порошок, т. пл. 194-195°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3182, 3061-2615, 1726, 1632, 1579, 1512, 1391, 1290, 1273, 

1232, 1159, 1102, 1028, 1001, 895, 839, 770, 707. Спектр ЯМР 

1
H (CF3CO2D), δ, м. д. (J, Гц): 3.27-3.39 (2H, м, 7-CH2); 4.01 

(3H, с, 9-OMe); 4.09 (3H, с, 10-OMe); 4.79-4.92 (2H, м, 6-CH2); 7.08 (1H, с, H-1); 7.46-7.54 

(5H, м, H-8, H-11, H Ph); 7.59 (1H, д, J=7.7, H Ar); 7.67-7.71 (м, 2H, H Ph); 7.90 (1H, т.д, 

J=7.7, 1.2, H Ar); 7.99 (1H, т.д, J=7.7, 1.2, H Ar); 8.46-8.53 (1H, м, H Ar). Спектр ЯМР 
13

C 

(CF3CO2D), δ, м. д.: 27.8 (2C); 46.6; 57.5; 57.9; 111.7; 112.9; 115.9; 120.7; 121.8; 129.3; 

129.6; 131.4; 132.0; 133.3; 133.6; 134.8; 136.5; 137.0; 137.2; 147.3; 147.4; 150.8; 155.7 (2С); 

157.0; 172.8; 174.1. Найдено, %: C 70.09; H 4.88; N 5.61. C29H24N2O6. Вычислено, %: C 

70.15; H 4.87; N 5.64. 

Cинтез 9,10-дигидро-6H-бензо[c]изохинолинo[1,2-g][1,7]нафтиридин-5,7-

дионов 125–130 (общая методика). Смесь (1.5 ммоль) пиридо[2,1-a]изохинолинонов 

119–124 в 6 мл NH2NH2·H2O кипятят в колбе с обратным холодильником в течение 6 ч. 

Затем смесь охлаждают, разбавляют 25 мл H2O и подкисляют 6N HCl до рН~3, а 

выпавший осадок отфильтровывают и промывают H2O. 

9,9-Диметил-12,13-диметокси-9,10-дигидро-5H-бензо[c]изохинолинo[1,2-g][1,7]наф-

тиридин-5,7(6H)-дион (125). Выход 561 мг (93%), бежевый 

порошок, т. пл. >250°C (EtOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3221, 

2970, 2936, 2837, 1665, 1649, 1609, 1584, 1519, 1495, 1460, 1438, 

1389, 1358, 1336, 1286, 1269, 1231, 1218, 1159, 1099, 1032, 1009, 

817, 775, 758. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.69 

(6H, с, 9-Me2); 2.96 (2H, с, 10-CH2); 3.85 (3H, с, 12-OMe); 3.92 

(3H, с, 13-OMe); 6.89 (1H, с, H-15); 7.45 (1H, с, H-11); 7.53 (1H, с, H-14); 7.74 (1H, т, 

J=7.4, H-2); 7.91 (1H, т, J=7.4, H-3); 8.38 (1H, д, J=7.8, H-1); 8.58 (1H, д, J=7.8, H-4); 

10.01 (1H, уш.с, 6-NH). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 25.2 (2C); 43.2; 55.6; 56.2; 

58.8; 96.4; 110.3; 111.2; 118.8; 121.8; 124.2; 125.0; 125.3; 127.2; 127.7; 129.1; 132.3; 132.4; 

135.3; 148.3; 150.2; 156.2; 159.5. Спектр ЯМР 
1
H (CF3CO2D), δ, м. д. (J, Гц): 1.91 (6H, с, 

9-Me2); 3.18 (2H, с, 10-CH2); 4.08 (3H, с, 12-Me); 4.12 (3H, с, 13-Me); 6.99 (1H, с, H-11); 

7.50 (1H, с, H-14); 8.07 (1H, т, J=7.7, H-2); 8.25 (1H, т, J=7.7, H-3); 8.63 (1H, д, J=8.1, H-
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1); 8.76 (1H, д, J=8.1, H-4). Спектр ЯМР 
13

C (CF3CO2D), δ, м. д.: 27.5 (2C); 46.5; 58.0; 

58.8; 65.6; 113.8; 119.2; 124.4; 125.0; 126.2; 126.8; 129.6; 130.8; 131.0; 134.7; 136.1; 139.1; 

143.5; 151.0; 154.2; 160.8; 165.5. Найдено, %: C 71.58; H 5.54; N 6.94. C24H22N2O4. 

Вычислено, %: C 71.63; H 5.51; N 6.96. 

9,9-Диметил-9,10,13,14-тетрагидро-6H-бензо[c][1,4]диоксино[2',3':6,7]изохинолинo-

[1,2-g][1,7]нафтиридин-5,7-дион (126). Выход 552 мг (92%), 

бежевый порошок, т. пл. >250°C (EtOH). ИК спектр (KBr), ν, 

см
–1

: 3218, 2970, 2939, 2885, 1664, 1648, 1609, 1585, 1514, 1490, 

1469, 1436, 1354, 1340, 1300, 1260, 1228, 1215, 1193, 1172, 

1159, 1068, 932, 893, 817, 761. Спектр ЯМР 
1
H (CF3CO2D), δ, м. 

д. (J, Гц): 1.90 (6H, с, 9-Me2); 3.12 (2H, уш.с, 10-CH2); 4.50 (4H, 

уш.с, 13,14-(CH2)2); 6.94 (1H, с, H-11); 7.59 (1H, с, H-16); 8.07 (1H, т, J=7.7, H-2); 8.25 

(1H, т, J=7.7, H-3); 8.69 (1H, д, J=8.0, H-1); 8.75 (1H, д, J=8.0, H-4). Спектр ЯМР 
13

C 

(CF3CO2D), δ, м. д.: 27.9 (2C); 46.6; 66.0; 67.6; 67.8; 118.1; 119.6; 121.5; 125.7; 126.9; 

127.2; 130.6; 131.2; 134.8; 136.5; 139.1; 143.4; 146.1; 151.3; 153.9; 160.8; 166.0. 

Найдено, %: C 72.28; H 4.90; N 6.84. C24H20N2O4. Вычислено, %: C 71.99; H 5.03; N 7.00. 

9,9,12,13-Тетраметил-9,10-дигидро-5H-бензо[c]изохинолинo[1,2-g][1,7]нафтиридин-

5,7(6H)-дион (127). Выход 522 мг (94%), бежевый порошок, т. 

пл. >250°C (EtOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3204, 2969, 2959, 

2935, 1666, 1649, 1607, 1584, 1492, 1461, 1442, 1387, 1338, 1217, 

1171, 957, 819, 757, 609. Спектр ЯМР 
1
H (CF3CO2D), δ, м. д. (J, 

Гц): 1.89 (6H, с, 9-Me2); 2.42 (3H, уш.с, 12-Me); 2.44 (3H, с, 13-

Me); 3.13 (2H, уш.с, 10-CH2); 7.14 (1H, с, H-11); 7.63 (1H, с, H-

14); 8.07 (1H, т, J=7.6, H-2); 8.26 (1H, т, J=7.3, H-3); 8.64 (1H, д, J=8.2, H-1); 8.75 (1H, д, 

J=8.0, H-4). Спектр ЯМР 
13

C (CF3CO2D), δ, м. д.: 20.75; 20.76; 27.7 (2C); 46.5; 65.9; 124.7; 

126.0; 126.9; 128.5; 129.5; 129.8; 130.9; 131.8; 132.9; 134.7; 136.1; 139.0; 140.1; 144.3; 

144.6; 160.7; 165.3. Найдено, %: C 77.72; H 5.90; N 7.82. C24H22N2O2. Вычислено, %: C 

77.81; H 5.99; N 7.56. 
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9,9-Диметил-9,10,12,13,14,15-гексагидро-6H-бензо[c]бензо[6,7]изохинолинo[1,2-g]-

[1,7]нафтиридин-5,7-дион (128). Выход 564 мг (95%), 

бежевый порошок, т. пл. >250°C (EtOH). ИК спектр (KBr), ν, 

см
–1

: 3163, 3094, 2963, 2948, 2924, 2857, 1664, 1649, 1611, 1586, 

1489, 1460, 1443, 1387, 1336, 1245, 1216, 1171, 816, 781, 763, 

609. Спектр ЯМР 
1
H (CF3CO2D), δ, м. д. (J, Гц): 1.88 (6H, с, 9-

Me2); 1.90-1.96 (4H, м, 13,14-(CH2)2); 2.80-2.99 (4H, м, 12,15-

(CH2)2); 3.11 (2H, уш.с, 10-CH2); 7.05 (1H, с, H-11); 7.55 (1H, уш.с, H-16); 8.06 (1H, т, 

J=7.6, H-2); 8.25 (1H, т, J=7.6, H-3); 8.63 (1H, д, J=8.2, H-1); 8.74 (1H, д, J=8.2, H-4). 

Спектр ЯМР 
13

C (CF3CO2D), δ, м. д.: 25.0; 25.2; 27.6; 31.6 (2C); 46.5; 66.0; 124.6; 125.9; 

126.8; 128.2; 129.2; 129.8; 130.9; 131.1; 132.3; 134.7; 136.1; 139.0; 140.7; 144.8; 144.9; 

160.6; 165.2. Найдено, %: C 78.99; H 5.83; N 7.01. C26H24N2O2. Вычислено, %: C 78.76; H 

6.10; N 7.07. 

9,9-Диметил-11,14-диметокси-9,10-дигидро-5H-бензо[c]изохинолинo[1,2-g][1,7]наф-

тиридин-5,7(6H)-дион (129). Выход 555 мг (92%), бежевый 

порошок, т. пл. >250°C (EtOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3223, 

2973, 2964, 2930, 2834, 1667, 1646, 1607, 1582, 1502, 1490, 1461, 

1442, 1334, 1262, 1227, 1184, 1136, 1099, 1071, 995, 809, 789, 778, 

761, 742, 723. Спектр ЯМР 
1
H (CF3CO2D), δ, м. д. (J, Гц): 1.88 (6H, 

с, 9-Me2); 3.24 (2H, с, 10-CH2); 4.03 (3H, с, 14-OMe); 4.05 (3H, с, 11-

OMe); 7.19 (1H, д, J=9.2, H-13); 7.32 (1H, д, J=9.2, H-12); 8.07 (1H, т, J=7.6, H-2); 8.23-

8.28 (1H, м, H-3); 8.58 (1H, д, J=8.1, H-1); 8.77 (1H, д, J=8.1, H-4). Спектр ЯМР 
13

C 

(CF3CO2D), δ, м. д.: 27.4 (2C); 40.1; 58.5; 60.6; 65.1; 115.2; 120.2; 121.2; 124.9; 126.2; 

126.8; 127.9; 129.1; 130.9; 134.6; 136.3; 139.1; 139.3; 152.5; 155.0; 160.8; 165.7. 

Найдено, %: C 71.70; H 5.66; N 6.80. C24H22N2O4. Вычислено, %: C 71.63; H 5.51; N 6.96. 

12,13-Диметокси-9,10-дигидро-6H-бензо[c]изохинолинo[1,2-g][1,7]нафтиридин-5,7-

дион (130). Выход 533 мг (95%), бежевый порошок, т. 

пл. >250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3180, 3004, 2940, 

2836, 1658, 1648, 1610, 1592, 1581, 1514, 1494, 1475, 1462, 1443, 

1382, 1347, 1270, 1229, 12001, 1166, 1105, 997, 855, 761, 616. 

Спектр ЯМР 
1
H (CF3CO2D), δ, м. д. (J, Гц): 3.19 (2H, т, J=6.2, 10-

CH2); 4.07 (3H, с, 12-OMe); 4.14 (3H, с, 13-OMe); 4.64 (2H, т, 
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J=6.2, 9-CH2); 7.04 (1H, с, H-11); 7.66 (1H, с, H-14); 8.08 (1H, т, J=7.4, H-2); 8.25 (1H, т, 

J=7.4, H-3); 8.66 (1H, д, J=8.0, H-1); 8.76 (1H, д, J=8.0, H-4). Спектр ЯМР 
13

C (CF3CO2D), 

δ, м. д.: 28.7 (2C); 44.2; 57.4; 58.2; 111.7; 113.1; 117.6; 123.1; 126.3; 129.9; 130.6; 132.6; 

134.4; 135.4; 138.4; 142.1; 150.4; 153.8; 158.3; 164.2; 165.4. Найдено, %: C 70.79; H 4.80; 

N 7.45. C22H18N2O4. Вычислено, %: C 70.58; H 4.85; N 7.48. 

Синтез 9,9,12,13-тетраметил-5-хлор-9,10-дигидро-7H-бензо[c]изохинолинo[1,2-g]-

[1,7]нафтиридин-7-она (131). Смесь 370 мг (1 ммоль) 

нафтиридин-5,7-диона 127 и 3 мл POCl3 кипятят в колбе с 

обратным холодильником в атмосфере азота в течение 30 мин. 

Затем растворитель отгоняют при пониженном давлении досуха, 

а остаток при охлаждении разбавляют 10 мл Н2O и растирают до 

однородного порошка, который отфильтровывают и промывают 

водой. Продукт очищают перекристаллизацией из i-PrOH. Выход 292 мг (75%), бежевые 

кристаллы, т. пл. 246-247°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 2965, 2936, 1667, 1597, 

1545, 1497, 1445, 1385, 1364, 1306, 1271, 1221, 1175, 963, 820, 774, 760, 689. Спектр ЯМР 

1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.77 (6H, с, 9-Me2); 2.32 (3H, с, 12-Me); 2.35 (3H, с, 13-Me); 

2.93 (2H, с, 10-CH2); 6.99 (1H, с, H-15); 7.43 (1H, с, H-11); 7.51 (1H, с, H-14); 7.80-7.85 

(1H, м, H-2); 7.87-7.93 (1H, м, H-3); 8.42-8.47 (2H, м, H-1,4). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, 

м. д.: 19.67; 19.74; 25.7 (2C); 44.6; 59.6; 95.6; 123.5; 126.8; 127.60; 127.61; 127.7; 129.2; 

129.2; 130.1; 131.0; 131.5; 133.0; 135.2; 136.0; 139.3; 140.9; 150.0; 161.7. Найдено, %: C 

74.04; H 5.39; N, 7.23. C24H21ClN2O. Вычислено, %: C 74.12; H 5.44; N, 7.20. 

5-Морфолино-9,9,12,13-тетраметил-9,10-дигидро-7H-бензо[c]изохинолинo[1,2-g]-

[1,7]нафтиридин-7-он (132). Смесь 389 мг (1 ммоль) 5-

хлорнафтиридин-7-она 131 и 0.5 мл морфолина при 

перемешивании в атмосфере азота нагревают при 120°С в 

течение 40 мин. Затем смесь охлаждают, разбавляют 10 мл 

Н2O и растирают до однородного порошка, который 

отфильтровывают и промывают водой. Продукт очищают 

перекристаллизацией из EtOH. Выход 282 мг (64%), бежевые кристаллы, т. пл. >250°C 

(EtOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3025, 2961, 2917, 2849, 1662, 1615, 1599, 1545, 1503, 

1453, 1441, 1428, 1377, 1368, 1337, 1308, 1283, 1258, 1219, 1210, 1111, 1019, 897, 887, 768. 

Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.64 (6H, с, 9-Me2); 2.25 (3H, с, 12-Me); 2.30 
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(3H, с, 13-Me); 2.90 (2H, с, 10-CH2); 3.33-3.38 (4H, м, N(CH2)2 морфолин); 3.84-3.92 (4H, 

м, O(CH2)2 морфолин); 7.02 (1H, с, H-15); 7.71 (1H, с, H-11); 7.78-7.83 (2H, м, H-14, H-3); 

7.89 (1H, т, J=7.3, H-2); 8.22 (1H, д, J=8.1, H-4); 8.79 (1H, д, J=8.1, H-1). Спектр ЯМР 
13

C 

(ДМСО-d6), δ, м. д.: 19.1; 19.2; 25.5 (2C); 43.6; 51.5; 58.3; 66.1; 95.9; 122.0; 124.8; 125.7; 

125.9; 126.8; 127.7; 128.6; 128.9; 130.1; 130.5; 133.0; 134.3; 135.3; 137.6; 137.9; 158.7; 

161.4. Найдено, %: C 76.36; H 6.76; N 9.44. C28H29N3O2. Вычислено, %: C 76.51; H 6.65; N 

9.56. 

Синтез соединения 133. Смесь 350 мг (1.5 ммоль) 6,7-диметокси-1,3,3-триметил-3,4-

дигидроизохинолина 27 и 217 мг (1.0 ммоль) (4Z)-2-фенил-4-(этоксиметилиден)-1,3-

оксазол-5(4H)-она 15 в 10 мл MeCN кипятят в течение 2 ч в колбе с обратным 

холодильником при перемешивании. Затем реакционную смесь охлаждают до комнатной 

температуры и растворитель удаляют в вакууме. Продукт очищают колоночной 

хроматографией на силикагеле (элюент CHCl3) и перекристаллизовывают из i-PrOH. 

Выход 307 мг (76%), ярко-бордовые кристаллы, т. пл. 218-219°C (i-PrOH). По данным 

спектра ЯМР 
1
Н, продукт представляет собой смесь E-,Z- и E-,E-изомеров в 

соотношении 1.4:1.0. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3310, 3019, 2969, 2941, 2895, 2830, 1740, 

1617, 1591, 1575, 1560, 1545, 1510, 1490, 1460, 1429, 1420, 1390, 1365, 1266, 1230, 1184, 

1171, 1153, 1067, 988, 896, 866, 858, 848, 839, 829, 810, 696, 688, 677, 668. Найдено, %: 

71.06; H 6.01; N 6.98. C24H24N2O4. Вычислено, %: C 71.27; H 5.98; N 6.93. 

(E)-4-((Z)-2-(3,3-Диметил-6,7-диметокси-3,4-дигидроизохинолин-1(2H)-илиден)-

этилиден)-2-фенилоксазол-5(4H)-он (E,Z-133). Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.46 (6H, c, 3''-Me2); 2.84 (2H, c, 4''-CH2); 3.94 (3H, c, 6''-ОMe); 

3.95 (3H, c, 7''-ОMe); 5.45 (1H, д, J=11.4, H-2); 6.66 (1H, с, H-

5''); 7.02 (1H, д, J=11.4, H-1); 7.21 (1H, с, H-8''); 7.42-7.50 (3H, 

м, H-3''', 4''', 5'''); 7.90-7.97 (2H, м, H-2''', 6'''); 11.85 (1H, уш.с, 

2''-NH). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 27.83 (3''-Me2), 40.80 

(4''-CH2), 50.94 (C-3''), 55.95 (6''-ОMe или 7''-ОMe), 56.00 (6''-

ОMe или 7''-ОMe), 92.08 (C-2), 108.51 (C-8''), 110.75 (C-5''), 

117.61 (C-4'), 120.54 (C-8''a), 125.98 (С-2''', С-6'''), 126.50 (С-1'''), 128.69 (С-3''', C-5'''), 

129.25 (С-4''a), 130.60 (C-4'''), 132.23 (С-1), 147.24 (С-7''), 150.63 (С-2'), 151.35 (С-6''), 

154.97 (С-1''), 168.46 (С-5'). 
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(E)-4-((E)-2-(3,3-Диметил-6,7-диметокси-3,4-дигидроизохинолин-1(2H)-илиден)-

этилиден)-2-фенилоксазол-5(4H)-он (E,E-133). Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.37 (6H, с, 3''-Me2); 2.84 (2H, с, 4''-CH2); 3.94 (3H, с, 6''-ОMe); 3.99 

(3H, с, 7''-ОMe); 6.38 (1H, д, J=13.6, H-2); 6.65 (1H, с, H-5''); 6.78 

(1H, уш.с, 2''-NH); 7.35 (1H, с, H-8''); 7.42-7.50 (3H, м, H-3''', 4''', 

5'''); 7.76 (1H, д, J=13.6, H-1); 7.98-8.04 (2H, м, H-2''', 6'''). Спектр 

ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 27.81 (3''-Me2), 41.31 (4''-CH2), 50.89 (C-

3''), 55.95 или 56.00 (6''-ОMe), 56.17 (7''-ОMe), 92.55 (C-2), 108.43 

(C-8''), 110.83 (C-5''), 120.08 (C-8''a), 120.74 (C-4'), 126.42 (С-2''', С-

6'''), 126.56 (С-1'''), 128.62 (C-3''', C-5'''), 129.41 (С-4''a), 130.87 (C-4'''), 131.11 (С-1), 147.20 

(С-7''), 151.45 (С-6''), 153.64 (С-1''), 155.59 (С-2'), 168.46 (С-5'). 

Синтез пиридо[2,1-a]изохинолинов 134–154 (общая методика). 

Метод A. Смесь (1.5 ммоль) 3,3-диметил-3,4-дигидроизохинолина 27-35 и (1.0 ммоль) 

соответствующего азлактона 15-21 в 8 мл ДМФА кипятят в колбе с обратным 

холодильником при перемешивании в течение 1-2 ч (азлактоны 15-20) или 5 ч (азлактон 

21). Реакционную смесь охлаждают до комнатной температуры, выливают в 50 мл воды 

и экстрагируют EtOAc (3 x 15 мл). Органический слой сушат над Na2SO4 и растворитель 

удаляют при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент CHCl3-EtOAc, 10:1) и перекристаллизовывают из i-PrOH. 

Метод Б. Смесь (1.5 ммоль) 3,3-диметил-3,4-дигидроизохинолина 27–32, 34, 35 и 257 мг 

(1.0 ммоль) 2-фенил-4-(2,2,2-трифторацетил)оксазол-5(4H)-она 21 нагревают при 180°C 

в течение 3–4 ч. Реакционную смесь охлаждают до комнатной температуры и продукт 

очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент CHCl3-EtOAc, 10:1), а 

затем перекристаллизовывают из i-PrOH. 

Синтез N-(6,6-диметил-9,10-диметокси-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-3-ил)бензамида (134). Раствор 404 мг (1 

ммоль) соединения 133 в 8 мл ДМФА кипятят в колбе с 

обратным холодильником при перемешивании в течение 1 ч. 

Затем реакционную смесь охлаждают до комнатной 

температуры и выливают в 50 мл воды, выпавший осадок отфильтровывают и 

промывают водой. Осадок очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент 

CHCl3-EtOAc, 10:1) и перекристаллизовывают из i-PrOH. Выход 360 мг (89%). Метод A: 
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выход 291 мг (72%), светло-бежевые кристаллы, т. пл. 214-215°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3362, 3004, 2981, 2968, 2935, 2840, 1671, 1639, 1597, 1503, 1468, 1468, 

1456, 1442, 1454, 1381, 1351, 1266, 1217, 1208, 1157, 1129, 1074, 1007, 901, 890, 880, 836, 

813, 796, 778, 719, 662, 655. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.73 (6H, с, 6-Ме2); 

2.90 (2H, с, 7-СН2); 3.91 (3H, с, 9-ОМе); 3.92 (3H, с, 10-ОМе); 6.63 (1H, д, J=7.8, Н-1); 

6.64 (1H, с, H-8); 7.01 (1H, с, H-11); 7.43-7.48 (2H, м, Н Рh); 7.50-7.54 (1H, м, Н Рh); 7.92-

7.95 (2H, м, Н Рh); 8.49 (1H, д, J=7.8, Н-2); 9.33 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 26.0 (2C); 44.6; 56.0; 56.2; 59.8; 103.1; 108.5; 110.4; 121.2; 122.2; 125.3; 

127.1; 128.6; 128.6; 131.8; 134.5; 136.8; 148.6; 150.4; 159.1; 165.4. Найдено, %: C 71.41; H 

6.01; N 6.97. C24H24N2O4. Вычислено, %: C 71.27; H 5.98; N 6.93. 

N-(6,6-Диметил-9,10-диметокси-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)-4-метоксибензамид (135). Метод A: выход 304 

мг (70%), бежевые кристаллы, т. пл. 187-188°C 

(EtOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3346, 3042, 2999, 

2968, 2935, 2901, 2839, 1667, 1635, 1595, 1578, 1560, 

1498, 1470, 1440, 1376, 1353, 1261, 1220, 1208, 1184, 

1153, 1130, 1069, 1026, 1007, 870, 849, 824, 781, 762, 684, 654. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, 

м. д. (J, Гц): 1.73 (6H, с, 6-Ме2); 2.90 (2H, с, 7-СН2); 3.85 (3H, с, 4ʹ-ОМе); 3.91 (3H, с, 9-

ОМе); 3.92 (3H, с, 10-ОМе); 6.62 (1H, д, J=7.8, H-1); 6.64 (1H, с, H-8); 6.92-6.97 (2H, м, H 

Ar); 7.00 (1H, с, H-11); 7.88-7.93 (2H, м, H Ar); 8.46 (1H, д, J=7.8, H-2); 9.25 (1H, с, 3-

NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 26.0; 44.7; 55.4; 56.0; 56.2; 59.8; 103.2; 

108.4; 110.4; 113.9; 120.9; 122.3; 125.2; 126.8; 128.8; 129.0; 136.5; 148.6; 150.3; 159.1; 

162.5; 165.0. Найдено, %: C 69.05; H 6.00; N 6.41. C25H26N2O5. Вычислено, %: C 69.11; H 

6.03; N 6.45. 

N-(6,6-Диметил-9,10-диметокси-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)-4-хлорбензамид (136). Метод A: выход 378 мг 

(86%), бежевые кристаллы, т. пл. 218-219°C (EtOH). 

ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3356, 3085, 3033, 2980, 2966, 

2944, 2927, 2843, 1676, 1640, 1594, 1502, 1486, 1381, 

1350, 1262, 1218, 1209, 1156, 1130, 1104, 1088, 1071, 

1016, 1004, 903, 890, 853, 830, 778, 755, 654, 622. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.73 (6H, с, 6-Ме2); 2.90 (2H, с, 7-СН2); 3.91 (3H, с, 9-ОМе); 3.92 (3H, с, 10-ОМе); 6.62 
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(1H, д, J=7.8, H-1); 6.64 (1H, с, H-8); 7.00 (1H, с, H-11); 7.43 (2H, ддд, J=8.9, 2.4, 2.2, H 

Ar); 7.87 (2H, ддд, J=8.9, 2.4, 2.2, H Ar); 8.45 (1H, д, J=7.8, H-2); 9.28 (1H, с, 3-NHCOPh). 

Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 26.0; 44.6; 56.0; 56.2; 59.9; 103.1; 108.5; 110.4; 121.4; 

122.1; 125.3; 128.4; 128.6; 128.9; 132.8; 137.0; 138.1; 148.7; 150.4; 159.0; 164.3. Найдено, 

%: C 65.75; H 5.25; N 6.41. C24H23ClN2O4. Вычислено, %: C 65.68; H 5.28; N 6.38. 

N-(6,6-Диметил-9,10-диметокси-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)-4-нитробензамид (137). Метод A: выход 400 мг 

(89%), оранжевые кристаллы, т. пл. 223-224°C 

(EtOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3356, 3108, 3088, 

3024, 2994, 2971, 2938, 2836, 1674, 1642, 1601, 1527, 

1502, 1484, 1458, 1438, 1387, 1355, 1345, 1322, 1291, 

1262, 1221, 1208, 1153, 1075, 1010, 863, 854, 820, 713, 653. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. 

д. (J, Гц): 1.73 (6H, с, 6-Ме2); 2.92 (2H, с, 7-СН2); 3.92 (3H, с, 9-ОМе); 3.93 (3H, с, 10-

ОМе); 6.64 (1H, д, J=7.9, H-1); 6.66 (1H, с, H-8); 7.02 (1H, с, H-11); 8.10 (2H, дт, J=9.1, 

2.2, H Ar); 8.31 (2H, дт, J=9.1, 2.2, H Ar); 8.47 (1H, д, J=7.9, H-2); 9.38 (1H, с, 3-

NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 26.0; 44.6; 56.0; 56.2; 60.0; 103.0; 108.6; 

110.4; 121.95; 121.97; 123.9; 125.4; 127.9; 128.3; 137.7; 139.9; 148.7; 149.8; 150.7; 159.0; 

163.1. Найдено, %: C 64.00; H 5.14; N 9.30. Вычислено, %: C24H23N3O6. C 64.13; H 5.16; N 

9.35. 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-6,7,10,11-тетрагидро-4H-[1,4]диоксино[2,3-g]пиридо[2,1-a]-

изохинолин-3-ил)бензамид (138). Метод A: выход 293 мг 

(73%), светло-бежевые кристаллы, т. пл. 205-206°C (i-PrOH). 

ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3354, 3031, 2961, 2935, 2876, 2829, 

1668, 1640, 1597, 1581, 1523, 1503, 1488, 1464, 1445, 1377, 

1367, 1335, 1307, 1286, 1260, 1238, 1208, 1152, 1069, 1026, 936, 924, 901, 876, 831, 798, 

789, 777, 711, 694, 667, 630. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.70 (6H, с, 6-Ме2); 

2.85 (2H, с, 7-СН2); 4.25-4.30 (4H, м, 10,11-(CH2)2); 6.60 (1H, д, J=7.8, H-1); 6.65 (1H, с, H-

8); 7.04 (1H, с, H-13); 7.44-7.48 (2H, м, H Ph); 7.50-7.55 (1H, м, H Ph); 7.91-7.94 (2H, м, H 

Ph); 8.47 (1H, д, J=7.8, H-2); 9.34 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 

25.9 (2C); 43.9; 59.8; 64.1; 64.5; 103.4; 114.2; 115.9; 121.3; 123.0; 125.6; 127.0; 128.3; 128.6; 

131.9; 134.1; 136.5; 142.8; 144.5; 158.8; 165.4. Найдено, %: C 71.70; H 5.53; N 6.99. 

C24H22N2O4. Вычислено, %: C 71.63; H 5.51; N 6.96. 
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N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бенза-

мид (139). Метод A: выход 264 мг (71%), светло-бежевые 

кристаллы, т. пл. 212-213°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3363, 3024, 2967, 2917, 2873, 2849, 1674, 1638, 1604, 1597, 

1513, 1501, 1486, 1460, 1389, 1370, 1212, 1134, 841, 799, 776, 

715, 692, 652. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.71 (6H, с, 6-Ме2); 2.26 (3H, с, 9-

Ме); 2.27 (3H, с, 10-Ме); 2.91 (2H, с, 7-СН2); 6.75 (1H, д, J=7.8, H-1); 6.94 (1H, с, H-8); 

7.32 (1H, с, H-11); 7.45-7.49 (2H, м, H Ph); 7.52-7.55 (1H, м, H Ph); 7.93-7.95 (2H, м, H Ph); 

8.51 (1H, д, J=7.8, H-2); 9.38 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.7; 

19.8; 25.9 (2C); 44.2; 59.8; 103.7; 121.2; 126.2; 127.0; 127.2; 128.55; 128.61; 128.8; 129.4; 

131.9; 134.1; 135.9; 136.9; 138.3; 158.9; 165.5. Найдено, %: C 77.48; H 6.44; N 7.57. 

C24H24N2O2. Вычислено, %: C 77.39; H 6.49; N 7.52. 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-6,7,9,10,11,12-гексагидро-4H-бензо[g]пиридо[2,1-a]изохино-

лин-3-ил)бензамид (140). Метод A: выход 275 мг (69%), 

светло-бежевые кристаллы, т. пл. 156-158°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3343, 3014, 2967, 2931, 2917, 2852, 2844, 

1668, 1638, 1607, 1594, 1579, 1555, 1520, 1502, 1487, 1442, 

1387, 1371, 1231, 1211, 1188, 1175, 1130, 814, 794, 706, 691, 643. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 1.71 (6H, с, 6-Ме2); 1.76-1.81 (4H, м, 10,11-(CH2)2); 2.75-2.80 (4H, м, 9,12-

(CH2)2); 2.90 (2H, с, 7-СН2); 6.74 (1H, д, J=7.8, H-1); 6.87 (1H, с, H-8); 7.25 (1H, с, H-13); 

7.45-7.49 (2H, м, H Ph); 7.52-7.56 (1H, м, H Ph); 7.93-7.96 (2H, м, H Ph); 8.50 (1H, д, J=7.8, 

H-2); 9.38 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 22.8; 22.9; 26.0 (2C); 

29.1; 29.2; 44.3; 59.9; 103.7; 121.3; 125.8; 127.00; 127.04; 128.1; 128.5; 128.6; 129.0; 131.9; 

134.1; 136.3; 137.0; 138.8; 158.9; 165.5. Найдено, %: C 78.28; H 6.62; N 7.05. C26H26N2O2. 

Вычислено, %: C 78.36; H 6.58; N 7.03. 

N-(6,6-Диметил-8,11-диметокси-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-3-

ил)бензамид (141). Метод A: выход 274 мг (68%), светло-бежевые 

кристаллы, т. пл. 210-211°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3356, 3040, 3001, 2969, 2935, 2897, 2835, 1673, 1637, 1605, 1597, 

1591, 1580, 1554, 1506, 1484, 1460, 1447, 1437, 1368, 1347, 1309, 

1293, 1256, 1238, 1222, 1180, 1141, 1095, 1055, 986, 938, 891, 826, 802, 798, 717, 693, 648. 

Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.68 (6H, с, 6-Ме2); 2.95 (2H, с, 7-СН2); 3.79 (3H, 
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с, 11-OMe); 3.80 (3H, с, 8-OMe); 6.79-6.84 (2H, м, H-9,10); 7.26 (1H, д, J=8.0, H-1); 7.43-

7.53 (3H, м, H Ph); 7.93-7.95 (2H, м, H Ph); 8.46 (1H, д, J=8.0, H-2); 9.36 (1H, с, 3-

NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 25.8 (2C); 37.8; 56.0; 56.1; 59.2; 110.2; 110.5; 

111.4; 119.9; 120.4; 123.4; 127.1; 128.6; 128.8; 131.8; 132.7; 134.5; 150.1; 150.5; 159.3; 

165.4. Найдено, %: 71.19; H 6.00; N 6.95. C24H24N2O4. Вычислено, %: C 71.27; H 5.98; N 

6.93. 

N-(9,10-Диметокси-4-оксо-1,6,6-триметил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-

3-ил)бензамид (142). Метод A: выход 284 мг (68%), светло-

бежевые кристаллы, т. пл. 174-175°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3369, 3031, 2970, 2944, 2926, 2864, 2838, 1665, 

1640, 1597, 1500, 1485, 1473, 1445, 1399, 1384, 1357, 1292, 

1270, 1219, 1190, 1178, 1141, 1095, 1075, 1029, 903, 878, 793, 710, 690, 670, 642. Спектр 

ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.63 (6H, с, 6-Ме2); 2.43 (3H, с, 1-Me); 2.84 (2H, с, 7-

СН2); 3.86 (3H, с, 9-OMe); 3.92 (3H, с, 10-OMe); 6.69 (1H, с, H-8); 6.95 (1H, с, H-11); 7.43-

7.48 (2H, м, H Ph); 7.50-7.55 (1H, м, H Ph); 7.93-7.95 (2H, м, H Ph); 8.41 (1H, с, H-2); 9.34 

(1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 21.2; 25.3 (2C); 45.2; 56.0; 56.2; 

60.4; 110.4; 112.6; 113.3; 122.4; 125.2; 127.1; 127.6; 127.9; 128.7; 131.9; 134.3; 134.4; 147.2; 

149.4; 158.5; 165.5. Найдено, %: C 71.81; H 6.29; N 6.73. C25H26N2O4. Вычислено, %: C 

71.75; H 6.26; N 6.69. 

N-(6,6-Диметил-9,10-диметокси-1-изопропил-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-3-ил)бензамид (143). Метод A: выход 299 мг 

(67%), светло-бежевые кристаллы, т. пл. 188-189°C (i-PrOH). 

ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3330, 3020, 2999, 2966, 2931, 2872, 

2832, 1664, 1637, 1604, 1598, 1548, 1521, 1505, 1487, 1466, 

1453, 1395, 1380, 1355, 1283, 1269, 1226, 1222, 1189, 1174, 1150, 1129, 1096, 1064, 1040, 

1018, 970, 911, 893, 869, 798, 782, 757, 749, 694. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.17 (3H, уш.с, CHMe); 1.25 (3H, уш.с, CH2CHMe); 1.46 (3H, уш.с, 6-Ме); 1.96 (3H, уш.с, 

6-Ме); 2.54 (1H, д, J=14.7, 7-СН); 3.15 (1H, д, J=14.7, 7-СН); 3.35-3.45 (1H, м, CHMe); 

3.86 (3H, с, 9-OMe); 3.94 (3H, с, 10-OMe); 6.71 (1H, с, H-8); 6.87 (1H, с, H-11); 7.45-7.49 

(2H, м, H Ph); 7.52-7.56 (1H, м, H Ph); 7.93-7.95 (2H, м, H Ph); 8.58 (1H, с, H-2); 9.41 (1H, 

с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 23.85; 23.87; 29.7 (2C); 45.3; 55.98; 

56.01; 60.5; 110.5; 112.4; 120.5; 122.3; 124.7; 127.1; 127.7; 128.66; 128.68; 131.9; 133.6; 
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134.5; 147.4; 149.5; 158.3; 165.5. Найдено, %: C 72.54; H 6.72; N 6.24. C27H30N2O4. 

Вычислено, %: C 72.62; H 6.77; N 6.27. 

N-(9,10-Диметокси-4-оксо-6,6,7,7-тетраметил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохи-

нолин-3-ил)бензамид (144). Метод A: выход 286 мг (66%), 

светло-бежевые кристаллы, т. пл. 89-90°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3358, 3058, 2978, 2934, 2868, 2838, 

1673, 1641, 1599, 1505, 1487, 1463, 1378, 1347, 1282, 1209, 

1157, 1059, 1027, 998, 907, 882, 859, 816, 795, 755, 705, 694, 667, 656, 651. Спектр ЯМР 

1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.06 (3H, с, 7-Ме); 1.32 (3H, с, 7-Ме); 1.51 (3H, с, 6-Ме); 2.01 

(3H, с, 6-Ме); 3.93 (3H, с, 9-OMe); 3.95 (3H, с, 10-OMe); 6.64 (1H, д, J=7.8, H-1); 6.85 (1H, 

с, H-8); 6.95 (1H, с, H-11); 7.44-7.48 (2H, м, H Ph); 7.51-7.55 (1H, м, H Ph); 7.92-7.94 (2H, 

м, H Ph); 8.50 (1H, д, J=7.8, H-2); 9.37 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. 

д.: 20.4; 22.0; 22.1; 25.5; 41.8; 55.8; 55.9; 66.4; 102.6; 106.6; 108.2; 121.0; 121.3; 127.0; 

128.56; 128.62; 131.9; 134.1; 134.6; 137.2; 147.6; 149.7; 159.4; 165.4. Найдено, %: C 72.27; 

H 6.57; N 6.52. C26H28N2O4. Вычислено, %: C 72.20; H 6.53; N 6.48. 

N-(9,10-Диметокси-4-оксо-2,6,6-триметил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-

3-ил)бензамид (145). Метод A: выход (из азлактона 19) 293 

мг (70%), выход (из азлактона 20) 63 мг (15%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 196-197°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–

1
: 3276, 3030, 3002, 2970, 2930, 2876, 2844, 1664, 1643, 1598, 

1514, 1490, 1468, 1456, 1443, 1430, 1378, 1367, 1292, 1272, 1264, 1243, 1218, 1157, 1102, 

1066, 1032, 1003, 902, 856, 801, 764, 705, 668. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.67 (6H, с, 6-Ме2); 2.27 (3H, с, 2-Ме); 2.87 (2H, с, 7-СН2); 3.91 (3H, с, 9-OMe); 3.93 (3H, 

с, 10-OMe); 6.47 (1H, с, H-1); 6.64 (1H, с, H-8); 7.02 (1H, с, H-11); 7.41-7.47 (2H, м, H Ph); 

7.48-7.54 (1H, м, H Ph); 7.91-7.96 (2H, м, H Ph); 8.31 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 19.8; 25.9; 44.7; 56.0; 56.2; 59.3; 106.2; 108.7; 110.4; 122.0; 124.8; 125.9; 

127.6; 128.5; 131.8; 134.4; 138.7; 140.0; 148.6; 150.6; 160.9; 165.9. Найдено, %: C 71.66; H 

6.31; N 6.72. C25H26N2O4. Вычислено, %: C 71.75; H 6.26; N 6.69. 

N-(9,10-Диметокси-2-метил-4-оксо-6,7-дигидро-4H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)-бензамид (146). Метод A: 

выход 289 мг (74%), бесцветные кристаллы, т. пл. 204-205°C 

(i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3210, 3011, 2963, 2938, 
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2833, 1640, 1598, 1540, 1512, 1465, 1392, 1313, 1293, 1267, 1231, 1211, 1164, 1104, 1023, 

906, 892, 845, 829, 803, 772, 715. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 2.25 (3H, c, 2-

Ме); 2.80-2.86 (2H, м, 7-СН2); 3.87 (3H, с, 9-OMe); 3.90 (3H, с, 10-OMe); 4.15-4.22 (2H, м, 

6-СН2); 6.49 (1H, с, H-1); 6.68 (1H, с, H-8); 7.11 (1H, с, H-11); 7.39 (2H, т, J=7.4, H Ph); 

7.44-7.48 (1H, м, H Ph); 7.88-7.90 (2H, м, H Ph); 8.41 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 19.9; 27.3; 39.8; 55.9; 56.1; 105.1; 107.7; 110.4; 121.2; 123.2; 127.5; 128.1; 

128.4; 131.6; 134.2; 138.4; 141.9; 148.4; 150.6; 159.0; 165.8. Найдено, %: C 70.62; H 5.60; 

N 7.24. C23H22N2O4. Вычислено, %: C 70.75; H 5.68; N 7.18. 

N-(6,6-Диметил-9,10-диметокси-4-оксо-2-(трифторметил)-6,7-дигидро-4H-пиридо-

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (147). Метод A: выход 

156 мг (33%). Метод Б: выход 245 мг (52%), бежевые 

кристаллы, т. пл. 212-213°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–

1
: 3310, 3068, 3035, 3024, 2998, 2974, 2954, 2841, 1678, 1655, 

1623, 1608, 1561, 1518, 1505, 1478, 1405, 1373, 1274, 1263, 1228, 1172, 1153, 1130, 1096, 

1032, 1028, 1021, 1009, 934, 865, 811, 767, 717, 698, 689. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 1.67 (6H, c, 6-Ме2); 2.91 (2H, c, 7-СН2); 3.93 (3H, c, 9-OMe); 3.94 (3H, c, 10-OMe); 

6.65 (1H, c, H-1); 6.66 (1H, c, H-8); 7.01 (1H, c, H-11); 7.44-7.48 (2H, м, H Ph); 7.52-7.56 

(1H, м, H Ph); 7.93-7.95 (2H, м, H Ph); 8.24 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 25.4 (2C); 44.3; 56.1; 56.3; 60.2; 98.5 (к, J=3.5); 108.6; 110.4; 121.0; 124.4 (к, 

J=274.0); 124.2 (к, J=1.7); 126.1; 127.7; 128.6; 129.9 (к, J=32.9); 132.3; 133.6; 140.4; 148.9; 

151.3; 160.6; 166.9. Найдено, %: C 63.49; H 4.87; N 5.95. C25H23F3N2O4. Вычислено, %: C 

63.55; H 4.91; N 5.93. 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-2-(трифторметил)-6,7,10,11-тетрагидро-4H-[1,4]диоксино-

[2,3-g]пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (148). Метод 

A: выход 127 мг (27%). Метод Б: выход 254 мг (54%), бежевые 

кристаллы, т. пл. 250°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3318, 3047, 2967, 2978, 2953, 2884, 2837, 1673, 1649, 1615, 

1586, 1556, 1510, 1503, 1477, 1446, 1406, 1380, 1365, 1334, 1320, 1306, 1273, 1241, 1225, 

1207, 1181, 1140, 1101, 1065, 934, 929, 889, 881, 818, 768, 715. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, 

м. д. (J, Гц): 1.66 (6H, с, 6-Ме2); 2.86 (2H, с, 7-СН2); 4.24-4.32 (4H, м, 10,11-(CH2)2); 6.64 

(1H, с, H-1); 6.68 (1H, с, H-8); 7.10 (1H, с, H-11); 7.44-7.48 (2H, м, H Ph); 7.51-7.56 (1H, м, 

H Ph); 7.93-7.95 (2H, м, H Ph); 8.22 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д. 
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(J, Гц): 25.5 (2C); 44.0; 60.4; 64.2; 64.7; 98.7 (к, J=4.3); 114.6; 116.3; 122.2; 122.6 (к, 

J=274.0); 124.2 (к, J=1.7); 126.4; 127.8; 128.7; 129.9 (к, J=33.0); 132.3; 133.7; 140.1; 143.3; 

145.8; 160.6; 166.9. Найдено, %: C 63.70; H 4.53; N 5.92. C25H21F3N2O4. Вычислено, %: C 

63.83; H 4.50; N 5.95. 

N-(4-Оксо-6,6,9,10-тетраметил-2-(трифторметил)-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-3-ил)бензамид (149). Метод A: выход 141 мг 

(32%). Метод Б: выход 220 мг (50%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 237-238°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3333, 3036, 

3015, 2981, 2944, 1681, 1658, 1630, 1614, 1556, 1503, 1475, 

1447, 1402, 1387, 1383, 1378, 1365, 1301, 1283, 1269, 1260, 1252, 1225, 1211, 1187, 1178, 

1142, 1121, 1075, 1026, 957, 887, 811, 800, 715. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.64 (6H, с, 6-Ме2); 2.28 (3H, с, 9-Me); 2.30 (3H, с, 10-Me); 2.90 (2H, с, 7-СН2); 6.80 (1H, с, 

H-1); 6.97 (1H, с, H-8); 7.34 (1H, с, H-11); 7.45-7.49 (2H, м, H Ph); 7.54-7.58 (1H, м, H Ph); 

7.94-7.96 (2H, м, H Ph); 8.44 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 19.9; 

25.4; 43.7; 60.3; 99.2 (q, J=3.5 Hz); 122.4 (q, J=274.0 Hz); 123.9; 126.0; 126.4; 127.7; 128.6; 

128.9; 129.5; (q, J=33.0 Hz); 129.8; 132.5; 133.0; 136.3; 139.7; 140.2; 160.4; 167.0. Найдено, 

%: C 68.25; H 5.30; N 6.34. C25H23F3N2O2. Вычислено, %: C 68.17; H 5.26; N 6.36. 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-2-(трифторметил)-6,7,9,10,11,12-гексагидро-4H-бензо[g]-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (150). Метод A: 

выход 130 мг (28%). Метод Б: выход 238 мг (51%), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 242-243°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3321, 3036, 2976, 2933, 2860, 2841, 1679, 1658, 

1633, 1621, 1614, 1556, 1504, 1476, 1442, 1402, 1384, 1379, 1365, 1301, 1278, 1246, 1225, 

1210, 1183, 1175, 1139, 940, 814, 714. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.67 (6H, с, 

6-Ме2); 1.80-1.84 (4H, м, 10,11-(CH2)2); 2.75-2.83 (4H, м, 9,12-(CH2)2); 2.90 (2H, с, 7-СН2); 

6.77 (1H, с, H-1); 6.88 (1H, с, H-8); 7.27 (1H, с, H-11); 7.44-7.48 (2H, м, H Ph); 7.52-7.56 

(1H, м, H Ph); 7.94-7.96 (2H, м, H Ph); 8.28 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), 

δ, м. д.: 22.9; 23.0; 25.5 (2C); 29.25; 29.28; 44.3; 60.5; 99.0 (к, J=4.3); 122.6 (к, J=274.8); 

124.4 (к, J=1.7); 126.2; 126.3; 127.7; 128.3; 128.6; 129.6; 129.8 (к, J=32.9); 132.3; 133.6; 

136.9; 140.3; 140.7; 160.6; 166.9. Найдено, %: C 69.41; H 5.43; N 6.04. C27H25F3N2O2. 

Вычислено, %: C 69.52; H 5.40; N 6.01. 
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N-(6,6-Диметил-8,11-диметокси-4-оксо-2-(трифторметил)-6,7-дигидро-4H-пиридо-

[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (151). Метод A: выход 137 мг 

(29%). Метод Б: выход 264 мг (56%), светло-желтые кристаллы, т. 

пл. 212-213°C (i-PrOH). ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3269, 3061, 3035, 

3024, 3011, 2970, 2938, 2840, 1666, 1661, 1649, 1622, 1602, 1556, 

1509, 1484, 1461, 1443, 1380, 1345, 1305, 1287, 1278, 1264, 1254, 

1234, 1173, 1142, 1132, 1099, 1071, 1001, 949, 929, 910, 831, 802, 713, 690, 618. Спектр 

ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.64 (6H, с, 6-Ме2); 2.96 (2H, с, 7-CH2); 3.81 (3H, с, 11-

OMe); 3.83 (3H, с, 8-OMe); 6.84 (1H, д, J=9.0, H-10); 6.90 (1H, д, J=9.0, H-11); 7.42 (1H, с, 

H-1); 7.44-7.48 (2H, м, H Ph); 7.52-7.56 (1H, м, H Ph); 7.94-7.97 (2H, м, H Ph); 8.35 (1H, с, 

3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 25.3 (2C); 37.4; 56.0; 56.1; 59.7; 105.6 (к, 

J=4.3); 110.5; 112.5; 118.6; 122.7 (к, J=274.5); 123.7; 124.5 (к, J=1.7); 127.8; 128.6; 128.8 (к, 

J=32.1); 132.3; 133.7; 136.0; 150.0; 150.7; 160.7; 166.8. Найдено, %: C 63.64; H 4.87; N 

5.90. C25H23F3N2O4. Вычислено, %: C 63.55; H 4.91; N 5.93. 

N-(9,10-Диметокси-4-оксо-1,6,6-триметил-2-(трифторметил)-6,7-дигидро-4H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (152). Метод A: 

выход 78 мг (16%). Метод Б: выход 141 мг (29%); светло-

желтые кристаллы, т. пл. 220-221°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3369, 2970, 2944, 2919, 2864, 2838, 1665, 1640, 

1597, 1501, 1485, 1473, 1445, 1399, 1384, 1357, 1292, 1270, 1229, 1219, 1190, 1178, 1160, 

1141, 1095, 1075, 1029, 1023, 903, 892, 878, 840, 793, 772, 763, 711, 690, 670, 642. Спектр 

ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.55 (6H, уш.с, 6-Ме2); 2.51 (3H, с, 2-Me); 2.84 (2H, уш.с, 

7-CH2); 3.86 (3H, с, 9-OMe); 3.93 (3H, с, 10-OMe); 6.70 (1H, с, H-8); 6.93 (1H, с, H-11); 

7.44-7.48 (2H, м, H Ph); 7.52-7.57 (1H, м, H Ph); 7.95-7.98 (2H, м, H Ph); 8.66 (1H, с, 3-

NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 17.3; 25.3 (2C); 44.8; 56.0; 56.2; 60.9; 110.2; 

110.3; 113.4; 121.6; 124.5 (к, J=276.6); 125.4 127.8; 128.3; 128.7; 128.9 (к, J=30.3); 132.4; 

133.5; 138.3; 147.3; 150.1; 159.5; 167.1. Найдено, %: C 64.27; H 5.15; N 5.73. 

C26H25F3N2O4. Вычислено, %: C 64.19; H 5.18; N 5.76. 
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N-(9,10-Диметокси-4-оксо-6,6,7,7-тетраметил-2-(трифторметил)-6,7-дигидро-4H-

пиридо[2,1-a]изохинолин-3-ил)бензамид (153). Метод A: 

выход 135 мг (27%). Метод Б: выход 260 мг (52%), светло-

бежевые кристаллы, т. пл. 119-120°C (i-PrOH). ИК спектр 

(KBr), ν, см
–1

: 3324, 3068, 2981, 2944, 2908, 2881, 2841, 1680, 

1656, 1609, 1561, 1516, 1481, 1426, 1405, 1381, 1367, 1280, 

1236, 1209, 1173, 1149, 1132, 1073, 1028, 1007, 941, 894, 836, 773, 759, 715, 706, 681. 

Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.04 (3H, с, 7-Ме); 1.25 (3H, с, 7-Ме); 1.48 (3H, с, 

6-Ме); 1.89 (3H, с, 6-Ме); 3.93 (3H, с, 9-OMe); 3.94 (3H, с, 10-OMe); 6.65 (1H, с, H-1); 

6.85 (1H, с, H-8); 6.92 (1H, с, H-11); 7.38-7.41 (2H, м, H Ph); 7.47-7.51 (1H, м, H Ph); 7.91-

793 (2H, м, H Ph); 8.63 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 20.0; 21.3; 

21.9; 25.8; 41.9; 56.0; 56.2; 66.9; 97.6 (к, J=4.3); 107.3; 109.1; 120.2; 122.6 (к, J=274.0); 

124.4; 127.7; 128.6; 129.9 (к, J=33.0); 132.2; 133.6; 135.8; 140.9; 148.3; 151.2; 161.2; 166.8. 

Найдено, %: C 64.60; H 5.41; N 5.57. C27H27F3N2O4. Вычислено, %: C 64.79; H 5.44; N 

5.60. 

N-(9,10-Диметокси-4-оксо-2-(трифторметил)-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохи-

нолин-3-ил)бензамид (154). Метод Б: выход 244 мг (55%), 

светло-бежевые кристаллы, т. пл. 88-89°C (i-PrOH). ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3327, 3006, 2965, 2936, 2834, 1674, 

1651, 1602, 1555, 1516, 1479, 1398, 1275, 1245, 1213, 1173, 

1158, 1139, 1097, 1028, 1004, 937, 827, 770, 710. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

2.92-2.95 (2H, м, 7-CH2); 3.93 (3H, с, 9-OMe); 3.97 (3H, с, 10-OMe); 4.27-4.30 (2H, м, 6-

CH2); 6.72 (1H, с, H-1); 6.74 (1H, с, H-8); 7.14 (1H, с, H-11); 7.43-7.48 (3H, м, H Ph); 7.91-

7.95 (2H, м, H Ph); 8.16 (1H, с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 27.2; 40.7; 

56.1; 56.4; 97.8 (к, J=4.3); 107.9; 110.5; 120.5; 122.6 (к, J=274.0); 122.9 (к, J=1.7); 127.7; 

128.5; 128.7; 132.3; 132.8 (к, J=32.1); 133.6; 140.7; 148.9; 151.6; 159.3; 167.1. Найдено, %: 

C 62.40; H 4.38; N 6.26. C23H19F3N2O4. Вычислено, %: C 62.16; H 4.31; N 6.30. 

Синтез 3-амино-6,6-диметил-9,10-диметокси-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]-

изохинолин-4-онов 155-157 (общая методика). Смесь 1 ммоль амида 97, 134 или 147, 4 

мл концентрированной H2SO4 и 3 мл Н2О кипятят в колбе с обратным холодильником в 

течение 0.5–1.5 ч (контроль по данным ТСХ). Затем смесь охлаждают, выливают в 5 мл 

холодной Н2О и при охлаждении обрабатывают 10% раствором NaОН до pH~7. 
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Выпавший осадок отфильтровывают и промывают водой. Продукт очищают 

перекристаллизацией из EtOH. 

3-Амино-6,6-диметил-9,10-диметокси-2-фенил-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохи-

нолин-4-он (155). Выход 256 мг (68%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. >250°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3484, 3372, 3048, 3018, 

2972, 2957, 2859, 1633, 1568, 1561, 1523, 1460, 1345, 1282, 1267, 

912, 885, 761, 705, 645. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, 

Гц): 0.73 (6H, с, 6-Me2); 2.50 (2H, с, 7-CH2); 3.89 (3H, с, 9-OMe); 3.90 (3H, с, 10-OMe); 

6.73 (1H, c, H-1); 6.90 (1H, c, H-8); 7.22-7.26 (2H, м, H Ph); 7.39-7.43 (1H, м, H Ph); 7.47-

7.52 (2H, м, H Ph); 7.61 (с, 1H, H-11). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 27.8 (2C); 

34.4; 45.6; 56.0; 56.3; 101.3; 107.3; 109.9; 121.9; 122.3; 126.5; 126.8; 127.0; 129.7; 130.2; 

131.9; 140.0; 146.0; 146.8; 159.3. 

3-Амино-6,6-диметил-9,10-диметокси-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-4-он 

(156). Выход 192 мг (64%), бесцветные кристаллы, т. пл. 

>250°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3530, 3393, 3155, 2960, 2833, 

1644, 1621, 1598, 1582, 15001, 1445, 1431, 1388, 1341, 1309, 

1267, 1258, 1185, 1166, 1130, 1124, 1085, 895, 702, 647, 590. 

Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.10 (6H, с, 6-Ме2); 2.81 (2H, с, 7-СН2); 3.90 

(3H, с, 9-ОМе); 3.93 (3H, с, 10-ОМе); 6.53 (1H, д, J=7.7, Н-1); 6.55 (1H, с, H-8); 6.89 (1H, 

с, H-11); 6.98 (1H, д, J=7.7, Н-2). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 27.2 (2C); 41.5; 

53.0; 56.3; 57.6; 102.0; 106.5; 111.4; 120.5; 122.7; 129.1; 141.8; 146.5; 150.3; 150.4; 160.1. 

3-Амино-6,6-диметил-9,10-диметокси-2-(трифторметил)-6,7-дигидро-4H-пиридо-

[2,1-a]изохинолин-4-он (157). Выход 258 мг (70%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. >250°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3454, 3326, 

3128, 3050, 2993, 2924, 2835, 1638, 1634, 1592, 1514, 1447, 1358, 

1301, 1269, 1249, 1177, 1019, 894, 883, 856, 670, 667. Спектр 

ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.00 (6H, c, 6-Ме2); 2.52 (2H, c, 7-СН2); 3.90 (3H, c, 9-

OMe); 3.92 (3H, c, 10-OMe); 6.75 (1H, c, H-1); 6.76 (1H, c, H-8); 7.00 (1H, c, H-11). Спектр 

ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 26.1 (2C); 40.4; 52.4; 56.1; 57.2; 96.8 (к, J=3.5); 104.6 (к, 

J=32.8); 109.6; 111.7; 121.4; 126.2 (к, J=273.0); 127.0 (к, J=1.6); 131.3; 133.2; 146.0; 148.4; 

163.9. 
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Синтез тетрагидро-2H-ферроцено[a]хинолизинов 158, 159 (общая методика). Раствор 

1 ммоль 3,4-дигидроферроцено[c]пиридина 36, 37 и 249 мг (1 ммоль) 4-бензилиден-2-

фенилоксазол-5(4H)-она 1 в 10 мл MeCN кипятят в колбе с обратным холодильником в 

течение 2 ч, а затем концентрируют при пониженном давлении. Продукт очищают 

колоночной хроматографией на силикагеле (элюент CHCl3–EtOAc, 10:1). 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-2-фенил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-ферроцено[a]хинолизин-3-

ил)бензамид (158). Выход 482 мг (91%), оранжевый 

порошок. По данным спектра ЯМР 
1
Н, продукт представляет 

собой смесь цис- и транс-изомера в соотношении 1:4.4. ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3396, 3084, 3061, 3028, 2967, 2928, 2915, 

1675, 1654, 1647, 1602, 1580, 1510, 1482, 1477, 1454, 1366, 1338, 1315, 1251, 1176, 1146, 

1105, 1081, 1026, 1000, 820, 756, 701, 625. Найдено, %: C 72.68; H 5.74; N 5.17. 

C32H30FeN2O2. Вычислено, %: C 72.46; H 5.70; N 5.28. 

Изомер цис-158. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.36 (3H, c, 6-Me); 1.88 (3H, c, 

6-Me); 2.60 (1H, д, J=15.5, 7-CH); 3.15 (1H, д, J=15.5, 7-CH); 3.65-3.72 (1H, м, H-2); 4.06-

4.10 (1H, м, H-9); 4.11 (5H, с, C5H5); 4.47 (1H, д. д, J=2.2, 1.1, H-8); 4.55 (1H, д. д, J=2.2, 

1.1, H-10); 4.89 (1H, д. д, J=7.2, 5.4, H-3); 6.01 (1H, д, J=7.2, H-1); 6.93 (1H, д, J=5.4, 3-

NHCOPh); 7.19-7.51
*
 (8H, м, H Ph); 7.69-7.74 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 

13
C (CDCl3), δ, 

м. д.: 26.6; 28.7; 39.3; 40.6; 55.6; 58.9; 65.0; 66.1; 66.3; 70.5; 77.5; 80.8; 106.2; 127.0; 127.3; 

128.2; 128.6; 128.8; 131.5; 134.3; 136.4; 138.1; 167.2; 167.9. 

Изомер транс-158. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.26 (3H, c, 6-Me); 1.86 (3H, 

c, 6-Me); 2.49 (1H, д, J=15.5, 7-CH); 3.11 (1H, д, J=15.5, 7-CH); 3.90 (1H, д. д, J=13.1, 3.0, 

H-2); 4.02 (5H, с, C5H5); 4.15 (1H, т, J=2.3, H-9); 4.20-4.23 (1H, м, H-8); 4.24-4.27 (1H, м, 

H-10); 4.86 (1H, д. д, J=13.1, 8.6, H-3); 5.74 (1H, д, J=3.0, H-1); 6.50 (1H, д, J=8.6, 3-

NHCOPh); 7.19-7.51
*
 (8H, м, H Ph); 7.60-7.64 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 

13
C (CDCl3), δ, 

м. д.: 24.8; 29.4; 40.8; 44.1; 56.7; 59.0; 64.9; 66.1; 66.5; 70.6; 77.8; 81.1; 107.5; 127.0; 127.4; 

128.3; 128.5; 128.9; 131.3; 134.4; 137.4; 140.4; 167.6; 169.2. 
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N-(1,6,6-Триметил-4-оксо-2-фенил-3,4,6,7-тетрагидро-2H-ферроцено[a]хинолизин-3-

ил)бензамид (159). Выход 528 мг (97%), оранжевый 

порошок. По данным спектра ЯМР 
1
Н, продукт представляет 

собой смесь цис- и транс-изомера в соотношении 1:1.6. ИК 

спектр (KBr), ν, см
–1

: 3351, 3093, 3062, 3029, 2964, 2927, 2857, 

1697, 1637, 1603, 1578, 1524, 1491, 1455, 1339, 1259, 1199, 1174, 1105, 999, 822, 749, 696. 

Найдено, %: C 72.51; H 5.90; N 5.17. C33H32FeN2O2. Вычислено, %: C 72.80; H 5.92; N 

5.15. 

Изомер цис-159. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.17 (3H, с, 6-Me); 1.63 (3H, с, 

6-Me); 2.17 (3H, с, 1-Me); 2.47 (1H, д, J=15.3, 7-CH); 3.23 (1H, д, J=15.3, 7-CH); 3.67-3.79 

(1H, м, H-2); 4.15 (5H, с, C5H5); 4.16-4.19 (1H, м, H-9); 4.32 (1H, уш.с, H-8); 4.41 (1H, 

уш.с, H-10); 4.93 (1H, д. д, J=7.9, 5.4, H-3); 6.38 (1H, д, J=5.4, 3-NHCOPh); 7.17-7.25 (8H, 

м, H Ph); 7.60-7.76 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 20.1; 24.2; 29.3; 41.3; 

49.8; 57.8; 59.1; 65.9; 66.6; 67.4; 70.2; 78.4; 82.1; 115.9; 127.0; 127.4; 128.4; 128.5; 128.7; 

131.6; 131.7; 134.3; 139.0; 167.3; 169.8. 

Изомер транс-159. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.17 (3H, c, 6-Me); 1.80 (3H, 

c, 6-Me); 1.95 (3H, c, 1-Me); 2.44 (1H, д, J=14.6, 7-CH); 3.10 (1H, д, J=14.6, 7-CH); 3.88 

(1H, д, J=14.3, H-2); 4.07 (5H, с, C5H5); 4.09-4.13 (1H, м, H-9); 4.23 (1H, уш.с, H-8); 4.26 

(1H, уш.с, H-10); 5.08 (1H, д. д, J=14.3, 9.5, H-3); 6.20 (1H, д, J=9.5, 3-NHCOPh); 7.25-

7.41 (8H, м, H Ph); 7.46-7.52 (2H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 18.4; 23.4; 

29.5; 41.4; 48.6; 54.0; 59.7; 66.0; 66.4; 67.6; 70.0; 79.4; 82.4; 118.5; 127.0; 127.2; 128.2; 

128.3; 129.5; 130.2; 131.2; 134.7; 137.9; 168.1; 169.7. 

Синтез ферроцено[a]хинолизинов 160, 161 (общая методика). К раствору 1 ммоль 

соединения 158, 159 в 10 мл CHCl3 при перемешивании добавляют 227 мг (1 ммоль) 

DDQ. Спустя 20 мин растворитель удаляют при пониженном давлении, а остаток 

очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент CHCl3–EtOAc, 10:1). 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-2-фенил-6,7-дигидро-4H-ферроцено[a]хинолизин-3-ил)-

бензамид (160). Выход 312 мг (59%), оранжевый порошок, т. 

пл. 226-227°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3371, 3059, 3031, 

2970, 2927, 1727, 1675, 1639, 1607, 1595, 1580, 1549, 1509, 

1467, 1444, 1371, 1277, 1255, 1224, 1181, 1135, 1105, 1026, 

1001, 821, 772, 709. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.39 (3H, с, 6-Me); 2.03 (3H, 
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с, 6-Me); 2.63 (1H, д, J=15.8, 7-CH); 3.37 (1H, д, J=15.8, 7-CH); 4.10 (5H, с, C5H5); 4.25 

(1H, т, J=2.3, H-9); 4.37 (1H, д. д, J=2.3, 1.0, H-8); 4.60 (1H, д. д, J=2.3, 1.0, H-10); 6.54 

(1H, с, H-1); 7.29-7.48 (6H, м, H Ph); 7.55-7.58 (2H, м, H Ph); 7.75-7.79 (2H, м, H Ph); 8.28 

(1H, уш.с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 25.0; 29.3; 41.1; 62.1; 65.1; 

67.55; 67.57; 71.0; 75.9; 79.9; 105.2; 122.0; 126.9; 127.5; 128.1; 128.4; 128.6; 131.6; 134.8; 

139.1; 141.1; 142.2; 161.9; 165.2. Найдено, %: C 72.94; H 5.48; N 5.23. C32H28FeN2O2. 

Вычислено, %: C 72.73; H 5.34; N 5.30. 

N-(1,6,6-Триметил-4-оксо-2-фенил-6,7-дигидро-4H-ферроцено[a]хинолизин-3-ил)-

бензамид (161). Выход 385 мг (71%), оранжевый порошок, т. 

пл. 201-202°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3324, 3084, 3060, 

3029, 2965, 2922, 2869, 1675, 1623, 1603, 1592, 1523, 1482, 

1454, 1442, 1386, 1367, 1343, 1280, 1247, 1177, 1140, 1105, 

1030, 1001, 939, 909, 892, 816, 776, 755, 708, 628. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.26 (3H, с, 6-Me); 1.97 (3H, с, 6-Me); 2.34 (3H, с, 1-Me); 2.54 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 3.33 

(1H, д, J=15.1, 7-CH); 4.12 (5H, с, C5H5); 4.25 (1H, т, J=2.4, H-9); 4.35-4.39 (1H, м, H-8); 

4.40-4.43 (1H, м, H-10); 7.22-7.41 (8H, м, H Ph); 7.56-7.65 (3H, м, H Ph). Спектр ЯМР 
13

C 

(CDCl3), δ, м. д.: 18.0; 22.8; 29.6; 41.3; 62.6; 67.0; 67.8; 69.3; 70.4; 76.6; 81.2; 113.0; 123.6; 

127.4; 127.5; 128.0; 128.2; 128.5; 131.3; 134.7; 137.2; 140.0; 146.9; 161.5; 165.9. Найдено, 

%: C 72.76; H 5.60; N 5.20. C33H30FeN2O2. Вычислено, %: C 73.07; H 5.57; N 5.16. 

Синтез соединений 162, 163 (общая методика). Смесь 1 ммоль 3,4-

дигидроферроцено[c]пиридина 36, 37 и 291 мг (1 ммоль) 4-(3-оксоизобензофуран-1(3H)-

илиден)-2-фенилоксазол-5(4H)-она 14 в 10 мл MeCN кипятят в колбе с обратным 

холодильником в течение 4 ч. Затем смесь охлаждают на ледяной бане, а выпавший 

осадок отфильтровывают и промывают холодным MeCN. 

2-(3-Бензамидо-6,6-диметил-4-оксо-6,7-дигидро-4H-ферроцено[a]хинолизин-2-ил)-

бензойная кислота (162). Выход 292 мг (51%), оранжевый 

порошок, т. пл. >250°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3275, 3082-

2457, 1706, 1716, 1635, 1601, 1568, 1539, 1477, 1449, 1389, 

1368, 1298, 1290, 1240, 1181, 1140, 1105, 1075, 1053, 1026, 

1001, 932, 891, 827, 782, 770, 760, 713, 669, 655, 625. Спектр 

ЯМР 
1
H (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.28 (3H, с, 6-Me); 1.95 (3H, с, 6-Me); 2.70 (1H, д, 

J=16.0, 7-CH); 3.43 (1H, д, J=16.0, 7-CH); 4.13 (5H, с, C5H5); 4.28 (1H, уш.с, H-9); 4.47 
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(1H, уш.с, H-8); 4.83 (1H, уш.с, H-10); 6.42 (1H, с, H-1); 7.10-7.44 (4H, м, H Ar); 7.45-7.60 

(2H, м, H Ar); 7.72 (2H, д, J=7.0, H Ar); 7.80 (1H, д, J=7.0, H Ar); 9.39 (1H, уш.с, 3-

NHCOPh); 12.75 (1H, уш.с, CO2H). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 24.5; 28.8; 40.1; 

61.1; 65.1; 67.5 (2 C); 70.8; 75.0; 79.7; 104.1; 121.8; 127.4; 128.0; 128.8; 128.9; 129.4; 130.9; 

131.1; 131.3; 133.9; 137.2; 143.2; 146.1; 161.3; 165.8; 167.9. Найдено, %: C 69.51; H 4.90; 

N 4.96. C33H28FeN2O4. Вычислено, %: C 69.24; H 4.93; N 4.89. 

2-(3-Бензамидо-1,6,6-триметил-4-оксо-6,7-дигидро-4H-ферроцено[a]хинолизин-2-

ил)бензойная кислота (163). Выход 445 мг (76%), 

оранжевый порошок, т. пл. >250°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 

3324, 3094-2619, 1720, 1640, 1625, 1619, 1607, 1578, 1517, 

1484, 1449, 1386, 1366, 1347, 1308, 1295, 1244, 1171, 1138, 

1003, 943, 899, 853, 777, 750, 703. Спектр ЯМР 
1
H (ДМСО-

d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.18 (3H, с, 6-Me); 1.85 (3H, с, 6-Me); 2.14 (3H, с, 1-Me); 2.68 (1H, д, 

J=15.5, 7-CH); 3.30 (1H, д, J=15.5, 7-CH); 4.17 (5H, с, C5H5); 4.26-4.32 (1H, м, H-9); 4.50-

4.55 (2H, м, H-8, 10); 7.24 (1H, д, J=7.6, H Ar); 7.33 (2H, т, J=7.5, H Ar); 7.38-7.45 (2H, м, 

H Ar); 7.53 (1H, т, J=7.6, H Ar); 7.58 (2H, д, J=7.4, H Ar); 7.89 (1H, д, J=7.6, H Ar); 9.11 

(1H, уш.с, 3-NHCOPh); 12.70 (1H, уш.с, CO2H). Спектр ЯМР 
13

C (ДМСО-d6), δ, м. д.: 

17.6; 22.6; 29.3; 40.4; 61.1; 66.9; 67.5; 69.2; 70.3; 76.0; 81.1; 112.3; 123.0; 127.4; 127.7; 

127.9; 129.1; 129.6; 130.0; 131.0; 131.4; 134.4; 137.5; 139.0; 150.7; 161.0; 165.8; 167.2. 

Найдено, %: C 69.49; H 5.08; N 4.60. C34H30FeN2O4. Вычислено, %: C 69.63; H 5.16; N 

4.78. 

Синтез соединений 164, 165 (общая методика). Раствор 1 ммоль 3,4-

дигидроферроцено[c]пиридина 36, 37 и 217 мг (1 ммоль) 4-(этоксиметилен)-2-

фенилоксазол-5(4H)-она 15 в 10 мл MeCN при перемешивании кипятят в колбе с 

обратным холодильником в течение 2 ч. Реакционную смесь охлаждают до комнатной 

температуры и растворитель удаляют при пониженном давлении. Продукт очищают 

колоночной хроматографией на силикагеле (элюент CHCl3). 

4-[2-(3,3-Диметил-3,4-дигидроферроцено[c]пиридин-1(2H)-илиден)этилиден]-2-

фенилоксазол-5(4H)-он (164). Выход 312 мг (69%), ярко-бордовый порошок. По 

данным спектра ЯМР 
1
Н, продукт представляет собой смесь E,E- и E,Z-изомеров в 

соотношении 1:2.9. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3273, 3088, 2969, 2910, 1710, 1611, 1588, 
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1568, 1544, 1489, 1465, 1448, 1396, 1382, 1355, 1338, 1313, 1285, 1254, 1231, 1192, 1180, 

1170, 1123, 1105, 988, 963, 895, 852, 821, 749, 696, 668. Найдено, %: C 68.96; H 5.28; N 

6.34. C26H24FeN2O2. Вычислено, %: C 69.04; H 5.35; N 6.19. 

Изомер E,Z-164.
 
Спектр ЯМР 

1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.14 (3H, с, 3''-Me); 1.70 (3H, с, 

3''-Me); 2.56 (1H, д, J=15.5, 4''-CH); 3.17 (1H, д, J=15.5, 4''-CH); 4.10 

(5H, с, C5H5); 4.41 (1H, т, J=2.5, H-6''); 4.51-4.53* (1H, м, H-5''); 

4.71-4.73 (1H, м, H-7''); 5.25 (1H, д, J=11.2, H-2); 6.94 (1H, д, 

J=11.2, H-1); 7.42-7.48* (3H, м, H-3''', 4''', 5'''); 7.90-7.96 (2H, м, H-

2''', 6'''); 11.68 (1H, уш.с, 2''-NH). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 

27.7 (3''-CH3); 29.4 (3''-CH3); 36.8 (4''-CH2); 53.5 (C-3''); 67.1 (C-7''); 69.3 (C-6''); 70.1* (C-

5''); 71.6* (C5H5); 73.4 (C-7''a); 81.6 (C-4''a); 93.8 (C-2); 116.4 (C-4'); 125.9 (C-2''', 6'''); 126.7 

(C-3''', C-5'''); 128.7* (C-1'''); 130.3 (C-4'''); 131.6 (C-1); 150.0 (C-2'); 162.8 (C-1''); 168.5 (C-

5'). 

Изомер E,E-164. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.08 (3H, с, 3''-Me); 1.52 (3H, с, 

3''-Me); 2.54 (1H, д, J=15.5, 4''-CH); 3.13 (1H, д, J=15.5, 4''-CH); 4.14 

(5H, с, C5H5); 4.43 (1H, т, J=2.3, H-6''); 4.51-4.53* (1H, м, H-5''); 4.84-

4.87 (1H, м, H-7''); 6.15 (1H, д, J=13.9, Н-2); 6.18 (1H, уш.с, 2''-NH); 

7.55 (1H, д, J=13.9, H-1); 7.42-7.48* (3H, м, H-3''', 4''', 5'''); 8.03-8.08 

(2H, м, H-2''', 6'''). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 27.6 (3''-CH3); 29.5 

(3''-CH3); 37.1 (4''-CH2); 53.6 (C-3''); 66.3 (C-7''); 69.6 (C-6''); 70.1* (C-

5''); 71.6* (C5H5); 73.1 (C-7''a); 82.1 (C-4''a); 94.2 (C-2); 119.4 (C-4'); 126.5 (C-2''', 6'''); 126.8 

(C-3''', C-5'''); 128.7* (C-1'''); 129.7 (C-4'''); 130.7 (C-1); 155.3 (C-2'); 161.5 (C-1''); 168.8 (C-

5'). 

4-[2-(3,3-Диметил-3,4-дигидроферроцено[c]пиридин-1(2H)-илиден)пропилиден]-2-

фенилоксазол-5(4H)-он (E,E-165). Выход 368 мг (79%), ярко-

бордовый порошок, т. пл. 250°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–1

: 3327, 

3093, 2971, 2913, 2863, 1704, 1614, 1596, 1563, 1500, 1472, 1452, 1396, 

1378, 1352, 1336, 1319, 1297, 1260, 1230, 1188, 1157, 1124, 1105, 1013, 

982, 874, 862, 842, 753, 695, 602. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, 

Гц): 0.94 (3H, с, 3''-Me); 1.47 (3H, с, 3''-Me); 2.44 (3H, с, 2-Me); 2.50 (1H, д, J=14.7, 4''-

CH); 2.96 (1H, д, J=14.7, 4''-CH); 4.24 (5H, с, C5H5); 4.36-4.41 (1H, м, H-5''); 4.44 (1H, т, 

J=2.4, H-6''); 4.72-4.74 (1H, м, H-7''); 5.43 (1H, с, 2''-NH); 7.41-7.45 (3H, м, H-3''', 4''', 5'''); 
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8.03-8.05 (2H, м, H-2''', 6'''); 8.39 (1H, с, H-1). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 12.3 (3-

CH3); 26.8 (3''-CH3); 29.4 (3''-CH3); 37.6 (4''-CH2); 53.0 (C-3''); 69.1 (C-6''); 69.5 (C-7''); 70.0 

(C-4''a); 71.5 (C5H5); 73.6 (C-5''); 82.1 (C-7''a); 104.5 (C-2); 118.3 (C-4'); 126.2 (C-2''', 6'''); 

127.3 (C-1'''); 128.5 (C-3''', C-5'''); 130.2 (C-4'''); 135.5 (C-1); 154.0 (C-2'); 161.9 (C-1''); 170.0 

(C-5'). Найдено, %: C 69.74; H 5.90; N 6.34. C27H26FeN2O2. Вычислено, %: C 69.54; H 

5.62; N 6.01. 

Синтез ферроцено[a]хинолизинов 166, 167 (общая методика). 

Метод I. Раствор соединений 164, 165 в 8 мл ДМФА при перемешивании кипятят в колбе 

с обратным холодильником в течение 1 ч. Затем реакционную смесь охлаждают до 

комнатной температуры и выливают в 50 мл холодной H2O, выпавший осадок 

отфильтровывают и промывают H2O. Осадок очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент CHCl3–EtOAc, 10:1). 

Метод II. Смесь 1 ммоль 3,4-дигидроферроцено[c]пиридина 36, 37 и 217 мг (1 ммоль) 

азлактона 15 в 8 мл ДМФА при перемешивании кипятят в колбе с обратным 

холодильником в течение 2 ч. Затем реакционную смесь охлаждают до комнатной 

температуры и выливают в 50 мл холодной H2O, выпавший осадок отфильтровывают и 

промывают H2O. Осадок очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент 

CHCl3–EtOAc, 10:1). 

N-(6,6-Диметил-4-оксо-6,7-дигидро-4H-ферроцено[a]хинолизин-3-ил)бензамид (166). 

Выход 194 мг (43%, метод I), 154 мг (34%, метод II), 

оранжевый порошок, т. пл. 200-201°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–

1
: 3356, 3084, 2969, 2932, 2914, 1668, 1643, 1596, 1579, 1569, 

1513, 1490, 1473, 1384, 1375, 1366, 1221, 1180, 1152, 1124, 

1104, 1028, 1002, 819, 689, 668. Спектр ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.40 (3H, с, 6-

Me); 2.05 (3H, с, 6-Me); 2.62 (1H, д, J=15.8, 7-CH); 3.35 (1H, д, J=15.8, 7-CH); 4.06 (5H, с, 

C5H5); 4.22-4.27 (1H, м, H-9); 4.33 (1H, уш.с, H-8); 4.60 (1H, уш.с, H-10); 6.52 (1H, д. д, 

J=7.5, 0.9, H-1); 7.44-7.54 (3H, м, H Ph); 7.94 (2H, д, J=7.8, H Ph); 8.43 (1H, д. д, J=7.5, 0.9, 

H-2); 9.33 (1H, уш.с, 3-NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 25.2; 29.5; 41.0; 62.3; 

64.7; 67.3; 67.4; 70.9; 76.1; 79.4; 103.6; 121.5; 127.1; 127.5; 128.7; 131.7; 134.7; 139.4; 

159.6; 165.4. Найдено, %: C 69.24; H 5.30; N 6.11. C26H24FeN2O2. Вычислено, %: C 69.04; 

H 5.35; N 6.19. 
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N-(1,6,6-Триметил-4-оксо-6,7-дигидро-4H-ферроцено[a]хинолизин-3-ил)бензамид 

(167). Выход 233 мг (50%, метод I), 214 мг (46%, метод II) 

оранжевый порошок, т. пл. 217-218°C. ИК спектр (KBr), ν, см
–

1
: 3376, 3091, 2994, 2961, 2914, 1670, 1640, 1594, 1546, 1515, 

1490, 1464, 1452, 1445, 1405, 1383, 1363, 1240, 1176, 1139, 

1105, 1018, 999, 909, 889, 822, 809, 802, 775, 758, 748, 703, 695, 687, 664, 633, 608. Спектр 

ЯМР 
1
H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.26 (3H, с, 6-Me); 1.96 (3H, с, 6-Me); 2.55 (1H, д, J=15.1, 

7-CH); 2.57 (3H, с, 1-Me); 3.33 (1H, д, J=15.1, 7-CH); 4.12 (5H, с, C5H5); 4.21 (1H, т, J=2.4, 

H-9); 4.37 (1H, д. д, J=2.4, 1.0, H-8); 4.45 (1H, д. д, J=2.4, 1.0, H-10); 7.43-7.48 (2H, м, H 

Ph); 7.50-7.54 (1H, м, H Ph); 7.93-7.96 (2H, м, H Ph); 8.34 (1H, с, H-2); 9.33 (1H, уш.с, 3-

NHCOPh). Спектр ЯМР 
13

C (CDCl3), δ, м. д.: 20.1; 23.0; 29.9; 41.5; 62.6; 66.9; 67.4; 68.0; 

70.4; 76.7; 80.6; 114.2; 125.4; 127.1; 127.3; 128.6; 131.8; 134.6; 135.2; 159.3; 165.4. 

Найдено, %: C 69.39; H 5.40; N 5.87. C27H26FeN2O2. Вычислено, %: C 69.54; H 5.62; N 

6.01.  
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ЗАКЛЮЧЕНИЕ 

1. Разработан способ получения 3-амино-4-арилпиридин-2(1H)-онов, основанный на 

превращении амидов 3-амино-4-арил-3,4-дигидропиридин-2(1H)-она в 7-арил-4,7-

дигидрооксазоло[5,4-b]пиридины, окисляющихся в реакционной среде до 7-арил-4,7-

оксазоло[5,4-b]пиридинов и последующим их гидролизе. 

2. Разработан синтез пиридо[2,1-a]изохинолин-4-онов взаимодействием 1-алкил-3,4-

дигидроизохинолинов с 2-арил-4-(1-этокси(гидрокси)метилиден)-1,3-оксазол-5(4H)-

онами. Предложен механизм этой реакции, выделены и охарактеризованы ее 

интермедиаты, найдены ограничения, установлено влияние строения исходных 

соединений и условий на выход и состав продуктов. 

3. Впервые установлено, что 1-алкил-(rac)-3,4-дигидроферроцено[c]пиридины 

вступают во взаимодействие с 4-бензилиден-2-фенил-1,3-оксазол-5(4H)-оном и с 2-

фенил-4-(1-этоксиметилен)оксазол-5(4H)-онами с образованием ранее неизвестных 

производных 3-амино-6,7-дигидроферроцено[a]хинолизин-4-она. Выделены и 

охарактеризованы промежуточные продукты. 

4. Изучено взаимодействие 4-(3-оксоизобензофуран-1(3H)-илиден)-2-фенил-1,3-

оксазол-5(4H)-она и 2-фенил-4-(2,2,2-трифторацетил)оксазол-5(4H)-она с 1-алкил-3,4-

дигидроизохинолинами и 1-алкил-3,4-дигидроферроцено[c]пиридинами и показано, что 

продуктами этих реакций являются ранее неизвестные 2-(3-бензамидо-4-оксо-6,7-

дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолин-2-ил)бензойные кислоты, 2-(3-бензамидо-6,6-

диметил-4-оксо-6,7-дигидро-4H-ферроцено[a]хинолизин-2-ил)бензойные кислоты и 3-

бензамидо-2-(трифторметил)-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-a]изохинолины. 

5. Установлено, что 2-(3-бензамидо-4-оксо-6,7-дигидро-4H-пиридо[2,1-

a]изохинолин-2-ил)бензойные кислоты при нагревании с гидразингидратом 

подвергаются внутримолекулярной циклизации с образованием ранее неизвестных 9,10-

дигидро-6H-бензо[c]изохинолино[1,2-g][1,7]нафтиридин-5,7-дионов. 

6. Показано, что эфиры 7-арилоксазоло[5,4-b]пиридин-6-карбоновых кислот, а также 

4-арил-1Н-оксазоло[5,4-b]пиразоло[4,3-e]пиридины при нагревании в присутствии 

хлорида алюминия способны перегруппировываться в соответствующие производные 

бензо[c][1,7]нафтиридин-4(3H)-она. 
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7. Изучены фотофизические свойства синтезированных соединений и установлены 

закономерности влияния на них строения. Из числа синтезированных соединений 

найдены эффективные люминофоры. 

Перспективы дальнейшей разработки темы автор диссертационного 

исследования видит в расширении области применения разработанных подходов синтеза 

новых производных 3-амино-4-арилпиридин-2(1H)-она, например, аннелированных 

другими гетероциклическими системами. Полученные таким образом производные 3-

амино-4-арилпиридин-2(1Н)-она, имеющие в своей структуре фрагмент аминокислоты, 

представляют интерес как перспективные биологически активные соединения и 

люминесцентные зонды для визуализации биохимических процессов. 
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ПРИЛОЖЕНИЕ 

Таблица П1. Данные спектров поглощения в растворе EtOH
a
 и флуоресценции в кристаллическом состоянии соединений 97-111

 

 
Соединение УФ спектр Флуоресценция 

№ R1 R2 Ar max λ abs, нм 
ε, 103 

M–1·см–1, (λ, нм) 

λ

λex, 

нм
 

max λ em, нмб 

97 OMe Ph Ph 227; 268; 368 16.9±0.5 (λ = 368 нм) 360 488 

98 

 

Ph Ph 225; 269; 366 23.9±0.8 (λ = 366 нм) 360 445 

99 

Me 

Ph Ph 263; 362 13.3±0.4 (λ = 362 нм) 360 473 

100 4-MeOC6H4 Ph 261; 362 20.5±0.7 (λ = 362 нм) 360 465 

101 4-O2NC6H4 Ph 264; 362 15.8±0.3 (λ = 362 нм) – –в 

102 
 

Ph Ph 266; 362 18.5±0.3 (λ = 362 нм) 355 449 

103 OMe Ph 4-MeOC6H4 228; 274; 367 18.1±0.2 (λ = 367 нм) 360 486 

104 

Me Ph 

4-MeOC6H4 270; 361 18.6±0.3 (λ = 361 нм) 355 475 

105 4-O2NC6H4 271; 302; 374 18.7±0.2 (λ = 374 нм) – –в 

106 3,4-(MeO)2C6H3 269; 359 21.6±0.6 (λ = 359 нм) 350 474 

107 3,4,5-(MeO)3C6H2 271; 360 19.1±0.2 (λ = 360 нм) 355 452 

108 2-Br-4,5-(MeO)2C6H2 265; 360 17.4±0.2 (λ = 360 нм) 360 470 

109 2-I-4,5-(MeO)2C6H2 265; 361 16.4±0.4 (λ = 361 нм) – –в 

110 1-пропил-1H-индол-3-ил 225; 269; 352 21.1±0.4 (λ = 352 нм) 350 457 

111 Me Me Ph 264; 360 18.7±0.3 (λ = 360 нм) 355 467 
a
спектры зарегистрированы в концентрации (10

-7
–10

-5
 моль/л); 

б
Максимум испускания в кристаллическом состоянии, 

в
Не флуоресцирует 
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Рисунок П1. Нормализованные спектры поглощения (EtOH, 10
-7

–10
-5

 моль/л) и 

флуоресценции в кристаллическом состоянии соединений 97–102 и 111.
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Рисунок П2. Нормализованные спектры поглощения (EtOH, 10
-7

–10
-5

 моль/л) и 

флуоресценции в кристаллическом состоянии соединений 99 и 103–110.
 


