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И ТАНДЕМНОЙ ГЕТЕРОЦИКЛИЗАЦИЕЙ  
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Осуществлён синтез 2-(N-R-амино)- и 2-(N-винилкарбониламино)ацилбензолов 
и изучена их гетероциклизация в хинолин-2-оны под действием этилата натрия. 
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Соединения, содержащие фрагмент хинолин-2-она, как объекты медико-
биологических исследований систематически изучаются уже более 50 лет, 
с тех пор, как обнаружили, что хинолин-2-оны, как структурные единицы, 
входят в состав ряда природных алкалоидов [1]. Исследования привели к 
замечательным результатам практически лишь в последние 10–12 лет, ко-
гда были открыты новые биологические мишени и на их основе созданы 
тестовые системы, а в практику поиска новых лекарств был внедрён высо-
коэффективный скрининг. Было установлено, что производные хинолин- 
2-онов могут проявлять свойства нестероидных селективных андрогенных 
модуляторов [2–4], оказывать эффективное действие против гепатита В 
[5], действовать в качестве ингибиторов ацилкоэнзима А и холестерол-
ацилтрансферазы и повышать проводимость кальцийактивируемых  
K+-каналов [6, 7], проявлять высокую антипролиферативную активность 
[8–11] и способность связываться с 5-НТ3-рецепторами [12], свойства ан-
тибиотиков [13], ингибиторов различного типа киназ [14–17], фарнезил-
трансферазы [18] и влиять на эректорную дисфункцию [19]. Установлен-
ный широкий спектр биологической активности изученных к настоящему 
времени производных хинолин-2-онов, с одной стороны, стимулирует по-
иск на их основе новых лекарств различного профиля, а с другой, делает 
актуальной проблему синтеза новых представителей этого класса с пер-
спективой выявления характерных для них видов биологической активно-
сти и потенциала использования их в практических целях. 

Для синтеза новых производных хинолин-2-онов мы обратились к 
внутримолекулярной конденсации Кневенагеля, используя в качестве 
предшественников соответствующие производные орто-аминоацилбен-
золов. Впервые этот путь синтеза хинолин-2-она, заключающийся в гете-
роциклизации 2-(ацетиламино)ацетофенона под действием водно-спир-
тового раствора щёлочи, был использован в работе [20]. Однако прошло 
много лет, прежде чем подобным образом был синтезирован ряд хинолин-
2-онов [21, 22]. По всей вероятности, недостаточное внимание к этому ме-
тоду синтеза было связано с трудностями получения исходных орто-
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аминоацилбензолов. Это подтверждается, например, тем, что с появлени-
ем новых подходов к синтезу орто-аминоацилбензолов, внутримолеку-
лярная конденсация Кневенагеля как метод гетероциклизации в хинолин-
2-оны стала использоваться более интенсивно [5, 15, 18, 19]. 

Ранее, в кратком сообщении [23], мы показали, что реакцией Кневена-
геля можно синтезировать соответствующие хинолин-2-оны на основе 
орто-аминокетонов ряда 1,4-бензодиоксана: конденсация осуществляется 
в спирте при 20 °C, в присутствии эквимолекулярного количества этилата 
натрия. В настоящей работе мы изучили поведение серии орто-(R-
ацетиламино)ацилбензолов под действием того же реагента для получения 
функционализированных хинолин-2-онов. 

Исходные орто-(R3-ацетиламино)ацилбензолы 20–49 получали ацили-
рованием орто-ациланилинов 1–19 хлорангидридами замещённых уксус-
ных кислот. Основная часть использованных орто-ациланилинов 1–5, 7–
14, 17–19 была синтезирована как описано в работах [23–28], а 6-амино- 
7-бутироил-1,4-бензодиоксан (6), 6-амино-7-(2-иодбензоил)-1,4-бензоди-
оксан (15) и 2-амино-4,5-диметоксиацетофенон (16) – восстановлением со-
ответствующих нитросоединений (см. экспериментальную часть). 
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13 R = H, 1 R1 = t-Bu, R2 = Me; 2 R1 = H, R2 = Et; 3 R1 = Br, R2 = Et;  

415 R + R1 = OCH2CH2O, 4 R2 = Me, 5 R2 = Et, 6 R2 = Pr, 7 R2 = cyclo-Pr, 8 R2 = Ph,  
9 R2 = p-MeC6H4, 10 R2 = m-FC6H4, 11 R2 = p-FC6H4, 12 R2 = o-ClC6H4, 13 R2 = p-ClC6H4,  

14 R2 = o-BrC6H4, 15 R2 = o-IC6H4; 16, 17 R = R1 = OMe, 16 R2 = Me; 17 R2 = cyclo-Pr;  
2023 R = H, 20 R1 = t-Bu, R2 = Me, R3 = o-MeOC6H4; 21 R1 = H, R2 = Et, R3 = Ph;  

22 R1 = Br, R2 = Et, R3 = Ph; 23 R1 = Br, R2 = Et, R3 = o-MeOC6H4; 2445 R + R1 = OCH2CH2O, 
24 R2 = Me, R3 = Ph; 25 R2 = Me, R3 = o-MeOC6H4; 26 R2 = Et, R3 = Ph; 27 R2 = Pr, R3 = Me;  

28 R2 = Pr, R3 = Ph; 29 R2 = Pr, R3 = o-MeOC6H4; 30 R2 = cyclo-Pr, R3 = Ph;  
31 R2 = cyclo-Pr, R3 = p-NO2C6H4; 32 R2 = R3 = Ph; 33 R2 = p-MeC6H4, R

3 = p-ClC6H4O;  
34 R2 = p-MeC6H4, R

3 = CH2Br; 35 R2 = p-MeC6H4, R
3 = p-NO2C6H4;  

36 R2 = m-FC6H4, R
3 = Ph; 37 R2 = p-FC6H4, R

3 = CH2Br; 38 R2 = o-ClC6H4, R
3 = p-NO2C6H4; 

39 R2 = p-ClC6H4, R
3 = Pr; 40 R2 = p-ClC6H4, R

3 = Ph;  
41 R2 = p-ClC6H4, R

3 = o-MeOC6H4; 42 R2 = p-ClC6H4, R
3 = p-NO2C6H4;  

43 R2 = o-BrC6H4, R
3 = Ph; 44 R2 = o-IC6H4, R

3 = Ph; 45 R2 = o-IC6H4, R
3 = o-MeOC6H4;  

46, 47 R = R1 = OMe, 46 R2 = Me, R3 = Ph; 47 R2 = cyclo-Pr, R3 = Ph 
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Все R-ациламинобензолы 20–49 ранее не были получены, их выходы и 
физико-химические характеристики приведены в табл. 1–3. 

Далее мы нашли, что если реакцию орто-арилацетиламиноацилбензолов 
20–26, 28–32, 35, 36, 38, 40–47 проводить в условиях, описанных в работе 
[23] (эквимолекулярное количество этилата натрия, в спирте, 20 °C), то 
гетероциклизация, независимо от природы заместителей в ароматическом 
ядре исходных анилидов, осуществляется практически региоселективно и 
с высокими выходами образуются соответствующие хинолин-2-оны 50–72, 
(см. табл. 2, 4–6); значения R, R1, R2 и R3 идентичны, соответственно, зна-
чениям этих заместителей в исходных анилидах. 
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Подобным образом в тех же условиях циклизуются и 5-фенациламино-
замещённые 6-ацил-1,4-бензодиоксаны 48, 49. 
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73, 74

48, 49

73 R = Me; 74 R = i-Pr  
 
 

В отличие от этого производные алкил- (соединения 27, 39) или арил-
окси- (соединение 33) замещённых уксусных кислот не вступают в реак-
цию, а производные β-бромпропионовой (бромметилуксусной) кислоты 
34, 37 превращаются в продукты элиминирования бромистого водорода 
(соединения 75, 76) и нуклеофильного замещения атома галогена (соеди-
нения 77, 78), а не в хинолин-2-оны типа А. 
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Т а б л и ц а  1  
Характеристики соединений 20–49 

 

Найдено, % 
Вычислено, % Соеди-

нения 
Брутто- 
формула 

С Н N 

Т. пл., 
°C* 

Выход, 
% 

1 2 3 4 5 6 7 

20 C21H25NO3 74.01 
74.31 

7.31 
7.42 

3.92 
4.13 

90–91 83 

21 C17H17NO2 76.11 
76.38 

6.94 
6.41 

5.03 
5.24 

67–68 88 

22 C17H16BrNO2 59.12 
58.97 

4.51 
4.66 

3.88 
4.05 

92–93 85 

23 C18H18BrNO3 57.16 
57.46 

4.65 
4.82 

3.51 
3.72 

100–101 76 

24 C18H17NO4 69.31 
69.44 

5.32 
5.50 

4.47 
4.50 

132–133 86 

25 C19H19NO5 66.72 
66.85 

5.41 
5.61 

4.01 
4.10 

167–168 79 

26 C19H19NO4 70.02 
70.14 

5.72 
5.89 

4.26 
4.31 

151–152 87 

27 C15H19NO4 64.71 
64.96 

6.81 
6.91 

4.97 
5.05 

128–129 81 

28 C20H21NO4 70.43 
70.78 

6.02 
6.24 

3.98 
4.13 

91–92 77 

29 C21H23NO5 67.95 
68.28 

6.11 
6.28 

3.64 
3.79 

126–127 68 

30 C20H19NO4 71.01 
71.20 

5.47 
5.68 

3.91 
4.15 

137–138 91 

31 C20H18N2O6 62.61 
62.82 

4.56 
4.74 

7.23 
7.33 

122–123 87 

32 C23H19NO4 73.65 
73.98 

5.01 
5.13 

3.69 
3.75 

167–168 94 

33 C24H20ClNO5 65.61 
65.83 

4.48 
4.60 

3.12 
3.20 

199–201 76 

34 C19H18BrNO4 56.21 
56.45 

4.38 
4.49 

3.41 
3.47 

135–136 79 

35 C24H20N2O6 66.31 
66.66 

4.51 
4.66 

6.33 
6.48 

137–138 82 

36 C23H18FNO4 70.26 
70.58 

4.51
4.63 

3.52
3.58 

157–158 85 

37 C18H15BrFNO4 52.71 
52.96 

3.62 
3.70 

3.24 
3.43 

94–95 84 

38 C23H17ClN2O6 60.78 
61.00 

3.61 
3.78 

6.01 
6.19 

191–192 91 

39 C20H20ClNO4 64.01 
64.26 

5.16
5.39 

3.71
3.75 

114–115 83 

40 C23H18ClNO4 67.51 
67.73 

4.31
4.45 

3.35
3.44 

138–139 89 
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О к о н ч а н и е  т а б л и ц ы  1  

1 2 3 4 5 6 7 

41 C24H20ClNO5 65.71 
65.83 

4.44
4.60 

3.11
3.20 

156–157 91 

42 C23H17ClN2O6 60.74 
61.00 

3.51
3.78 

6.04
6.19 

140–141 77 

43 C23H18BrNO4 60.95 
61.08 

3.91
4.01 

2.93
3.10 

147–148 76 

44 C23H18INO4 54.96 
55.33 

3.41
3.63 

2.62
2.81 

158–159 81 

45 C24H20INO5 54.21 
54.46 

3.64
3.81 

2.41
2.65 

144–145 71 

46 C18H19NO4 68.78 
68.99 

5.93
6.11 

4.21
4.47 

137–138 90 

47 C20H21NO4 70.62 
70.78 

6.09
6.24 

4.07
4.13 

121–122 77 

48 C18H17NO4 69.22 
69.44 

5.32
5.51 

4.38
4.50 

91–92 79 

49 C20H21NO4 70.51 
70.78 

6.14
6.24 

3.98
4.13 

114–115 81 

___________ 
 *  Растворители для перекристаллизации: EtOH (соединения 20–27, 29, 30, 34, 35, 37, 39, 

40, 45, 47–49) и смесь EtOH–CHCl3, 1:1 (соединения 28, 31–33, 36, 38, 41–44, 46). 
 
 
 
 

Т а б л и ц а  2  
Масс-спектры соединений 20, 26, 32, 36, 40, 59, 64, 67 

 

Соеди- 
нение 

m/z (Iотн, %) 

20 339 [M]+ (4), 218 (46), 191 (26), 176 (8), 148 (23), 132 (10), 121(38), 91 (100), 77 
(16), 65 (24), 57 (13), 43 (61) 

26 325 [M]+ (69), 296 (35), 234 (78), 207 (65), 188 (20), 178 (83), 91 (100), 77 (8), 
65 (41), 57 (44), 51 (13), 39 (27) 

32 373 [M]+ (56), 282 (100), 255 (98), 204 (26), 178 (9), 171 (11), 143 (19), 105 (60), 
91 (65), 77 (59), 65 (34), 51 (24), 39 (20) 

36 391 [M]+ (30), 300 (48), 273 (65), 204 (9), 161 (14), 123 (65), 91 (100), 75 (11), 
65 (42), 51 (13), 39 (26) 

40 407 [M]+ (41), 318 (35), 316 (100), 290 (55), 289 (98), 204 (9), 141 (16), 139 (21), 
98 (14), 91 (43), 59 (26), 43 (36) 

59 319 [M]+ (100), 304 (15), 291 (35), 262 (12), 235 (24), 206 (21), 178 (17), 
152 (31), 139 (26), 115 (25), 102 (24), 89 (26), 77 (36), 68 (36), 51 (37), 39 (55)  

64 434 [M]+ (56), 399 (36), 353 (26), 297 (36), 269 (30), 256 (21), 240 (99), 226 (36), 
213 (79), 200 (60), 187 (38), 176 (52), 163 (37), 149 (72), 141 (46), 126 (46), 107 
(82), 94 (100), 87 (35), 75 (55), 68 (85), 55 (65), 41 (95)  

67 434 [M]+ (100), 386 (6), 240 (29), 214 (12), 200 (10), 187 (25), 176 (16), 163 (10), 
140 (10), 120 (21), 106 (58), 99 (28), 87 (26), 75 (41), 68 (84), 50 (42), 44 (61) 
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Т а б л и ц а  3  
Спектры ЯМР 1Н соединений 20–49 

 

Соеди- 
нение 

Химические сдвиги*, δ, м. д. (J, Гц) 

1 2 

20 1.35 (9H, c, C(CH3)3); 2.61 (3H, c, CH3CO); 3.79 (2H, c, CH2Ar); 3.87 (3H, c, 
CH3O); 6.94 (1H, д, J = 7.6, H Ar); 6.99 (1H, т, J = 7.6, H Ar); 7.12 (1H, д. д,  
J = 7.8, J = 2.0, H Ar); 7.33 (2H, м, H Ar); 7.78 (1H, д, J = 7.8, H Ar); 8.91 (1H, 
д, J = 2.0, H Ar); 11.67 (1H, c, NH) 

21 1.21 (3Н, т, J = 6.6, СН2СН3); 3.02 (2Н, к, J = 6.6, СН2СН3); 3.77 (2H, c, 
CH2Ph); 7.11 (1Н, д. т, J = 7.8, J = 1.4, H Ar); 7.31 (1Н, м, H Ar); 7.41 (4Н, м,  
H Ar); 7.52 (1Н, д. т, J = 7.8, J = 1.4, H Ar); 7.89 (1Н, д. д, J = 7.8, J = 1.4,  
H Ar); 8.75 (1Н, д. д, J = 7.8, J = 1.4, H Ar); 11.81 (1H, c, NH) 

22 1.22 (3Н, т, J = 7.2, СН2СН3); 2.98 (2Н, к, J = 7.2, СН2СН3); 3.77 (2H, c, 
CH2Ph); 7.23 (1Н, д. д, J = 7.8, J = 1.9, H Ar); 7.33 (1Н, м, H Ar); 7.39 (4Н, м,  
H Ar); 7.73 (1Н, д, J = 7.8, H Ar); 9.02 (1Н, с, H Ar); 11.85 (1H, c, NH) 

23 1.19 (3Н, т, J = 6.4, СН2СН3); 2.97 (2Н, к, J = 6.4, СН2СН3); 3.79 (2H, c, 
CH2Ar); 3.88 (3H, c, CH3O); 6.94 (1Н, д, J = 7.6, H Ar); 6.99 (1Н, д. т, J = 7.8,  
J = 1.2, H Ar); 7.21 (1Н, д. д, J = 8.4, J = 2.0, H Ar); 7.32 (2H, м, H Ar);  
7.71 (1Н, д, J = 8.4, H Ar); 9.03 (1Н, с, H Ar); 11.68 (1H, c, NH) 

24 2.51 (3Н, с, СН3CO); 3.75 (2H, c, CH2Ph); 4.24 (2Н, м) и 4.31 (2Н, м, 
ОСН2СН2О); 7.31 (1Н, м, H Ar); 7.33 (1Н, с, H Ar); 7.41 (4Н, м, H Ar);  
8.35 (1Н, с, H Ar); 11.65 (1H, c, NH) 

25 2.51 (3Н, с, СН3CO); 3.71 (2H, c, CH2Ph); 3.85 (3H, c, CH3O); 4.24 (2Н, м) и 
4.35 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.87 (1Н, д, J = 7.8, H Ar); 6.98 (1Н, т, J = 7.8, H Ar); 
7.31 (3Н, м, H Ar); 8.36 (1Н, с, H Ar); 11.52 (1H, c, NH) 

26 1.01 (3Н, т, J = 7.2, СН2СН3); 2.98 (2Н, к, J = 7.2, СН2СН3); 3.71 (2H, c, 
CH2Рh); 4.23 (2Н, м) и 4.33 (2Н, м, ОСН2СН2О); 7.24 (1H, м, H Ar); 7.33 (4H, 
м, H Ar); 7.62 (1H, c, H Ar); 8.01 (1H, c, H Ar); 11.51 (1H, c, NH)  

27 0.91 (3Н, т, J = 6.8, СН2СН2СН3); 1.11 (3Н, т, J = 6.4, СН2СН3); 1.61 (2Н, м, 
СН2СН2СН3); 2.38 (2Н, к, J = 6.4, СН2СН3); 2.96 (2Н, т, J = 6.7, СН2СН2СН3); 
4.25 (2Н, м) и 4.35 (2Н, м, ОСН2СН2О); 7.54 (1H, с, H Ar); 8.07 (1H, c, H Ar); 
11.48 (1H, c, NH) 

28 0.99 (3Н, т, J = 7.0, СН2СН2СН3); 1.73 (2Н, м, СН2СН2СН3); 2.84 (2Н, т, 
J = 6.7, СН2СН2СН3); 3.75 (2H, c, CH2Рh); 4.22 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, 
ОСН2СН2О); 7.27 (1H, м, H Ar); 7.35 (4H, м, H Ar); 7.38 (1Н, с, H Ar);  
8.62 (1Н, с, H Ar); 11.81 (1H, c, NH) 

29 0.98 (3Н, т, J = 7.2, СН2СН2СН3); 1.74 (2Н, м, СН2СН2СН3); 2.85 (2Н, т,  
J = 6.9, СН2СН2СН3); 3.75 (2H, c, CH2Ar); 3.86 (3H, c, CH3O); 4.24 (2Н, м) и 
4.30 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.92 (1Н, д, J = 8.2, H Ar); 6.97 (1Н, т, J = 8.2, H Ar); 
7.28 (2H, м, H Ar); 7.36 (1Н, с, H Ar); 8.33 (1Н, с, H Ar); 11.62 (1H, c, NH) 

30 1.01 (2Н, м, cyclo-Pr); 1.17 (2Н, м, cyclo-Pr); 2.51 (1Н, м, cyclo-Pr); 3.70 (2H, c, 
CH2Рh); 4.26 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, ОСН2СН2О); 7.29 (1H, м, H Ar); 7.37 (4H, 
м, H Ar); 7.59 (1Н, с, H Ar); 8.29 (1Н, с, H Ar); 11.61 (1H, c, NH) 

31 1.03 (2Н, м, c-Pr); 1.17 (2Н, м, c-Pr); 2.54 (1Н, м, c-Pr); 3.81 (2H, c, CH2Рh); 
4.26 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, ОСН2СН2О); 7.53 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 7.62 (1Н, с, 
H Ar); 8.20 (1Н, c, H Ar); 8.24 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 11.84 (1H, c, NH) 

32 3.34 (2H, c, CH2Рh); 4.25 (2Н, м) и 4.33 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.88 (1Н, с, H Ar); 
7.15 (2Н, д, J = 7.8, H Ar); 7.22 (1Н, т, J = 7.8, H Ar); 7.28 (2Н, м, H Ar); 7.42 
(1Н, с, H Ar); 7.49 (2Н, м, H Ar); 7.62 (3Н, м, H Ar); 10.35 (1H, c, NH) 

33 2.45 (3Н, с, СН3); 4.26 (2Н, м) и 4.35 (2Н, м, ОСН2СН2О); 4.59 (2H, c, 
CH2OAr); 7.05 (2Н, д, J = 8.3, H Ar); 7.14 (1H, c, H Ar); 7.28 (4H, м, H Ar);  
7.61 (2Н, д, J = 8.0, H Ar); 8.31 (1Н, с, H Ar); 11.92 (1H, c, NH) 
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33 2.45 (3Н, с, СН3); 4.26 (2Н, м) и 4.35 (2Н, м, ОСН2СН2О); 4.59 (2H, c, 
CH2OAr); 7.05 (2Н, д, J = 8.3, H Ar); 7.14 (1H, c, H Ar); 7.28 (4H, м, H Ar);  
7.61 (2Н, д, J = 8.0, H Ar); 8.31 (1Н, с, H Ar); 11.92 (1H, c, NH) 

34 2.45 (3Н, с, СН3); 3.02 (2Н, т, J = 6.8, СН2СН2Br); 3.73 (2Н, т, J = 6.8, 
СН2СН2Br); 4.25 (2Н, м) и 4.35 (2Н, м, ОСН2СН2О); 7.12 (1H, c, H Ar); 7.29 (2Н, 
д, J = 8.1, H Ar); 7.59 (2Н, д, J = 8.1, H Ar); 8.28 (1Н, с, H Ar); 11.19 (1H, c, NH) 

35 2.45 (3Н, с, СН3); 3.85 (2H, c, CH2Ar); 4.25 (2Н, м) и 4.35 (2Н, м, ОСН2СН2О); 
7.15 (1Н, с, H Ar); 7.29 (2Н, д, J = 7.4, H Ar); 7.54 (2Н, д, J = 8.1, H Ar); 7.58 (2Н, 
д, J = 7.4, H Ar); 8.18 (1Н, с, H Ar); 8.22 (2Н, д, J = 8.1, H Ar); 11.26 (1H, c, NH) 

36 3.33 (2H, c, CH2Ph); 4.26 (2Н, м) и 4.33 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.89 (1Н, с, H Ar); 
7.12 (2Н, д, J = 7.2, H Ar); 7.22 (1Н, т, J = 7.2, H Ar); 7.26 (2Н, м, H Ar);  
7.31 (1Н, с, H Ar); 7.34 (1Н, м, H Ar); 7.40 (1Н, м, H Ar); 7.44 (1Н, м, H Ar); 
7.51 (1Н, м, H Ar); 10.31 (1H, c, NH)  

37 3.02 (2Н, т, J = 7.2, СН2СН2Br); 3.71 (2Н, т, J = 7.2, СН2СН2Br); 4.25 (2Н, м) и 
4.35 (2Н, м, ОСН2СН2О); 7.06 (1H, c, H Ar); 7.17 (2Н, м, H Ar); 7.71 (2Н, м,  
H Ar); 8.26 (1Н, с, H Ar); 11.11 (1H, c, NH) 

38 3.92 (2H, c, CH2Ar); 4.21 (2Н, м) и 4.35 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.85 (1Н, с, H Ar); 
7.26 (1H, м, H Ar); 7.37 (1Н, м, H Ar); 7.45 (2Н, м, H Ar); 7.59 (2Н, д, J = 8.6,  
H Ar); 8.25 (2Н, д, J = 8.6, H Ar); 8.36 (1Н, с, H Ar); 11.81 (1H, c, NH) 

39 0.82 (3Н, т, J = 6.4, СН2СН2СН2СН3); 1.12 (2Н, м, СН2СН2СН2СН3); 1.28 (2Н, 
м, СН2СН2СН2СН3); 2.02 (2Н, т, J = 6.2, СН2СН2СН2СН3); 4.26 (2Н, м) и 4.34 
(2Н, м, ОСН2СН2О); 6.91 (1H, c, H Ar); 7.19 (1H, c, H Ar); 7.54 (2Н, д, J = 8.0, 
H Ar); 7.62 (2Н, д, J = 8.0, H Ar); 9.95 (1H, c, NH) 

40 3.41 (2H, c, CH2Ph); 4.23 (2Н, м) и 4.33 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.88 (1Н, с, H Ar); 
7.10 (2Н, д, J = 7.5, H Ar); 7.21 (1Н, т, J = 7.5, H Ar); 7.25 (2Н, м, H Ar); 7.28 (1Н, 
с, H Ar); 7.51 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 7.59 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 10.22 (1H, c, NH)  

41 3.74 (2H, c, CH2Ar); 3.83 (3Н, с, СН3О); 4.23 (2Н, м) и 4.33 (2Н, м, 
ОСН2СН2О); 6.90 (1Н, д, J = 8.1, H Ar); 6.97 (1Н, с, H Ar); 6.98 (1Н, т, J = 8.1, 
H Ar); 7.32 (2Н, м, H Ar); 7.44 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 7.60 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 
8.21 (1Н, с, H Ar); 10.73 (1H, c, NH) 

42 3.85 (2H, c, CH2Ar); 4.22 (2Н, м) и 4.31 (2Н, м, ОСН2СН2О); 7.05 (1Н, с, H Ar); 
7.46 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 7.57 (4Н, м, H Ar); 8.21 (1Н, с, H Ar); 8.22 (2Н, д,  
J = 8.6, H Ar); 11.21 (1H, c, NH) 

43 3.78 (2H, c, CH2Ph); 4.21 (2Н, м) и 4.33 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.62 (1Н, с, H Ar); 
7.28 (1Н, м, H Ar); 7.36 (4Н, м, H Ar); 7.43 (1Н, д. д, J = 7.4, J = 1.9, H Ar); 
7.47 (1Н, д. т, J = 7.8, J = 1.9, H Ar); 7.52 (1Н, д. т, J = 7.4, J = 1.3, H Ar);  
7.74 (1Н, д. д, J = 7.8, J = 1.1, H Ar); 8.11 (1Н, с, H Ar); 11.23 (1H, c, NH) 

44 3.79 (2H, c, CH2Ph); 4.21 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.60 (1Н, с, H Ar); 
7.28 (1Н, м, H Ar); 7.36 (6Н, м, H Ar); 7.52 (1Н, д. т, J = 7.6, J = 1.0, H Ar); 
7.95 (1Н, д, J = 7.8, H Ar); 8.12 (1Н, с, H Ar); 11.27 (1H, c, NH) 

45 3.69 (2H, c, CH2Ar); 3.82 (3H, c, OCH3); 4.17 (2H, м) и 4.32 (2H, м, 
OCH2CH2O); 6.57 (1H, c, H Ar); 6.95 (1H, т, J = 8.0, H Ar); 7.03 (1Н, д, J = 8.0, 
H Ar); 7.39 (5Н, м, H Ar); 7.52 (1Н, т, J = 8.0, H Ar); 7.94 (1Н, д, J = 8.0, H Ar); 
11.29 (1Н, с, NH) 

46 2.59 (3Н, с, COСН3); 3.75 (2H, c, CH2Ph); 3.90 (3Н, с, СН3О); 3.96 (3Н, с, 
СН3О); 7.25 (1Н, с, H Ar); 7.32 (1Н, м, H Ar); 7.39 (4Н, м, H Ar);  
8.54 (1Н, с, H Ar); 12.06 (1H, c, NH) 

47 1.06 (2Н, м, cyclo-Pr); 1.22 (2Н, м, cyclo-Pr); 2.57 (1Н, м, cyclo-Pr); 3.73 (2H, c, 
CH2Рh); 3.93 (3Н, с, СН3О); 3.96 (3Н, с, СН3О); 7.28 (1H, м, H Ar); 7.37 (4H, м, 
H Ar); 7.51 (1Н, с, H Ar); 8.51 (1Н, с, H Ar); 12.01 (1H, c, NH) 
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48 2.51 (3Н, с, COСН3); 3.52 (2H, c, CH2Ph); 4.26 (2Н, м) и 4.35 (2Н, м, 
ОСН2СН2О); 6.75 (1Н, д, J = 8.8, H Ar); 7.30 (1Н, д, J = 8.8, H Ar); 7.35 (1Н, м, 
H Ar); 7.40 (4Н, м, H Ar); 9.02 (1H, c, NH) 

49 1.11 (6Н, д, J = 7.0, СH(СН3)2); 3.35 (1Н, септ, J = 7.0, СH(СН3)2); 3.75 (2H, c, 
CH2Ph); 4.26 (2Н, м) и 4.33 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.74 (1Н, д, J = 8.9, H Ar); 7.24 
(1Н, д, J = 8.9, H Ar); 7.31 (1Н, м, H Ar); 7.38 (4Н, м, H Ar); 9.01 (1H, c, NH) 

___________ 
 *  Спектры ЯМР 1Н соединений 20, 21, 24, 25, 28–31, 33–35, 37, 38, 41, 42, 46–49 

зарегистрированы в CDCl3, соединений 22, 23, 26, 27, 32, 36, 39, 40, 43–45 – в 
ДМСО-d6. 

 

O

O

O

R

NH

O
Br

O

O

O

R

NH

O

O

O

O

R

NH

O
OEt

O

O

N
H

CH2Br

O

R

+

34, 37

75, 77   R = Me; 76, 78 R = F

A

EtONa (1 экв.)

EtOH, 20 oC

EtONa (1 экв.)

EtOH, 20 oC

 
 

Оказалось, что если алкоксипроизводные 77, 78 повторно обработать 
2 экв. этилата натрия, а β-бромметилацетиламины 34, 37 ввести в реакцию с 
3 экв. алкоголята и проводить реакцию при нагревании, то в обоих случаях с 
высокими выходами образуются алкоксизамещённые хинолин-2-оны 79, 80.  
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34, 77, 79 R = Me; 37, 78, 80 R = F 
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Таким образом, в случае превращения β-галогенэтилкарбониламино за-
мещённых ацилбензолов 34, 37 в алкоксизамещённые хинолин-2-оны 79, 80 
осуществляются два автономных и последовательных процесса: 1) прев-
ращение исходных анилидов 34, 37 в алкоксиэтилкарбониламино-1,4-бензо-
диоксаны 77, 78, по всей вероятности, при избытке алкоголята путем как 
прямой реакции замещения атома галогена алкоксигруппой, так и катализи-
руемого алкоголятом присоединения этанола к α,β-винильной группе соеди-
нений 75, 76; 2) последующая конденсация в хинолин-2-оны 79, 80. 
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81, 82, 83 R = Cl 
 

Косвенным подтверждением того, что β-алкоксиэтилкарбонильный 
фрагмент в соединениях 77, 78 может образовываться из винилкарбо- 
нильного заместителя в процессе основно-катализируемого присоедине-
ния спирта по Михаэлю, служит превращение 6-ацил-7-винилкарбонил-
амино-1,4-бензодиоксанов 75, 76, 81 в соответствующие алкоксизамещён-
ные хинолин-2-оны 79, 80, 83 в условиях гетероциклизации. 

Из схемы видно, что формирование хинолинонов 79, 80, 83 может про-
исходить как через стадию образования продуктов присоединения этанола 
к винилкарбонильной группе по Михаэлю 77, 78, 82, так и через стадию 
образования циклического иона II, формирующегося в процессе присое-
динения спирта по реакции псевдо-Михаэля, с участием карбонильной 
группы в орто-положении к винилсодержащему заместителю. Интересно, 
что если реакция винилкарбониламинозамещённых ацилбензолов 75, 76, 
81 завершается образованием соответствующих хинолинонов, аналогично 
замещённый бензодиоксан 84, содержащий в орто-положении 2-хлорбен-
зоильную группу, превращается в основном в продукт присоединения эта-



 1354 

нола по Михаэлю 85. При этом наблюдаются частичное расщепление 
амидной связи и образование 6-амино-7-ацил-1,4-бензодиоксана 12. 

Полученный результат показывает, что алкоксизамещённые ациламино- 
бензолы, непосредственные предшественники соответствующих хиноли- 
нонов, действительно могут образовываться из винилкарбонильных фраг- 
ментов по реакции Михаэля. Что касается неспособности соединения 85 
давать продукты гетероциклизации, то, очевидно, стадия гетероциклизации 
в соответствующий хинолинон затруднена из-за стерических факторов. 

В целом, независимо от того, образуются ли продукты присоединения 
по Михаэлю или гетероциклизация в соответствующие хинолин-2-оны 
осуществляется через анионы типа I, II (см. схему с. 1353), возникающие 
на стадии присоединения этилат-аниона к двойной связи винилкарбониль-
ной группы, процесс образования алкоксизамещённых хинолин-2-онов 
(типа 79, 80, 83) из орто-ациланилидов акриловой кислоты (типа 75, 76, 
81) под действием этилата натрия в спирте можно рассматривать как тан-
демную гетероциклизацию. 
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Интересно отметить, что если для полного превращения β-галоген- 
этилкарбониламинозамещённых бензодиоксанов 34, 37 в соответству- 
ющие хинолин-2-оны 79, 80 необходимо 3 экв. алкоголята и нагревание, 
то соединения 27, 33 и 39, практически не изменяющиеся под действием  
1 экв. этилата натрия и при 20 °C, претерпевают полную конверсию в со-
ответствующие хинолин-2-оны 86–88 при соотношении субстрат–этилат 
натрия, 1:2, в кипящем спирте. 
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27, 86 R = Pr, R1 = Me; 33, 87 R = p-MeC6H4, R
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39, 88 R = p-ClC6H4, R
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Т а б л и ц а  4  
Характеристики хинолин-2-онов 50–74, 79, 80, 83, 86–88 

 
Найдено, % 
Вычислено, % Соеди-

нения 
Брутто-формула 

С Н N 

Т. пл., 
°C* 

Выход, 
% 

1 2 3 4 5 6 7 

50 C21H23NO2 78.12 
78.47 

7.03 
7.21 

4.11 
4.36 

238–239 
 

76 

51 C17H15NO 81.54 
81.91 

6.23 
6.06 

5.66 
5.62 

224–225 
 

69 

52 C17H14BrNO 62.30 
62.21 

4.31 
4.30 

4.28 
4.27 

232–233 
 

86 

53 C18H16BrNO2 60.15 
60.35 

4.66 
4.50 

4.15 
3.91 

237–238 
 

83 

54 C18H15NO3 73.61 
73.71 

4.96 
5.15 

4.63 
4.78 

323–324 
 

92 

55 C19H17NO4 70.32 
70.58 

5.17 
5.30 

4.21 
4.33 

293–294 
 

93 

56 C19H17NO3 74.02 
74.25 

5.50 
5.58 

4.38 
4.56 

311–312 
 

88 

57 C20H19NO3 74.38 
74.75 

5.78 
5.96 

4.18 
4.36 

297–298 
 

87 

58 C21H21NO4 71.52 
71.78 

5.88 
6.02 

4.11 
3.99 

269–271 
 

81 

59 C20H17NO3 74.92 
75.22 

5.28 
5.37 

4.24 
4.39 

301–302 
 

91 

60 C20H16N2O5 65.69 
65.93 

4.54 
4.43 

7.78 
7.69 

402–404 89 

61 C23H17NO3 77.69 
77.73 

4.65 
4.82 

4.05 
3.94 

353–354 
 

92 

62 C24H18N2O5 69.23 
69.56 

4.21 
4.38 

6.62 
6.76 

392–394 82 

63 C23H16FNO3 73.82 
73.99 

4.24 
4.32 

3.73 
3.75 

354–355 
 

95 

64 C23H15ClN2O5 62.96 
63.53 

3.57 
3.48 

6.22 
6.44 

250–270 86 

65 C23H16ClNO3 70.52 
70.86 

3.96 
4.14 

3.71 
3.59 

398–400 93 

66 C24H18ClNO4 68.41 
68.66 

4.19 
4.32 

3.31 
3.34 

328–329 
 

92 

67 C23H15ClN2O5 63.32 
63.53 

3.33 
3.48 

6.38 
6.44 

405–407 79 

68 C23H16BrNO3 63.36 
63.61 

3.51 
3.71 

3.25 
3.23 

382–383 
 

81 

69 C23H16INO3 56.94 
57.40 

3.17 
3.35 

2.83 
2.91 

400–401 88 

70 C24H18INO4 56.48 
56.38 

3.57 
3.55 

2.59 
2.74 

322–323 
 

74 
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1 2 3 4 5 6 7 

72 C20H19NO3 74.52 
74.74 

5.54 
5.96 

4.31 
4.36 

281–282 
 

84 

73 C18H15NO3 74.00 
73.71 

5.35 
5.15 

4.94 
4.78 

225–226 71 

74 C20H19NO3 74.61 
74.75 

5.93 
5.96 

4.20 
4.36 

232–233 65 

79 C21H21NO4 71.59 
71.78 

5.87 
6.02 

3.91 
3.99 

268–269 86 

80 C20H18FNO4 67.45 
67.60 

5.16 
5.10 

3.76 
3.94 

244–245 95 

83 C20H18ClNO4 64.70 
64.61 

4.95 
4.88 

3.64 
3.77 

264–265 93 

86 C15H17NO3 69.27 
69.48 

6.48 
6.61 

5.26 
5.41 

269–270 52 

87 C24H18ClNO4 68.41 
68.66 

4.19 
4.32 

3.21 
3.34 

321–322 78 

88 C20H18ClNO3 67.42 
67.51 

4.96 
5.10 

3.88 
3.94 

325–326 75 

___________ 
 *  Растворители для перекристаллизации: EtOH (соединения 50–55, 58, 70, 73, 74, 79, 

80, 83, 86, 88) и смесь EtOH–CHCl3, 1:1 (соединения 56, 57, 59–69, 71, 72, 87).  
 
 

Согласно схеме внутримолекулярного варианта конденсации Кневена-
геля изученных нами N-ациламинозамещённых ацилбензолов 20–49, 77, 78 
(с. 1353), это превращение может осуществляться под действием даже ка-
талитических количеств алкоголята, тем более, что эту реакцию может 
инициировать высвобождающийся гидроксид-анион [21, 22]. 

Вероятно, поскольку положительный заряд на атоме углерода карбо-
нильной группы в данном случае ниже, чем при классическом варианте 
конденсации Кневенагеля, процесс осуществляется значительно медлен-
нее. По этой причине для полной конверсии исходных субстратов в хино-
лин-2-оны в нашем случае необходимо использовать большее количество 
алкоголята. Действительно, как мы установили, под действием каталити-
ческих количеств этилата натрия хроматографически заметные количества 
продуктов конденсации образуются лишь через 10–12 ч.  

Более низкая протонная подвижность атомов водорода в метиленовой 
компоненте исходных субстратов 27, 33, 39, 77, 78 (по сравнению с клас-
сическими субстратами) приводит к тому, что эффективно провести их 
гетероциклизацию в соответствующие хинолин-2-оны удаётся не только за 
счёт увеличения концентрации алкоголята, но и за счёт увеличения време-
ни реакции и нагревания. 

Важно подчеркнуть, что в условиях гетероциклизации не только не на-
блюдается межмолекулярная конденсация Кневенагеля, но и образование 
изомерных хинолонов (хинолин-4-онов) из субстратов, для которых име-
ется такая возможность (соединения 20–29, 46, 48). 
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Спектры ЯМР 1Н хинолин-2-онов 50–74, 79, 80, 83, 86–88 

 
Соеди- 
нение 

Химические сдвиги*, δ, м. д. (J, Гц) 

1 2 

50 1.34 (9H, c, C(CH3)3); 2.55 (3H, c, CH3); 3.78 (3H, c, CH3O); 7.03 (1H, д, J = 7.8,  
H Ar); 7.08 (1H, т, J = 7.8, H Ar); 7.25 (1H, д. д, J = 7.8, J = 1.4, H Ar);  
7.29 (2H, м, H Ar); 7.41 (1H, д. т, J = 7.8, J = 1.4, H Ar);  
7.69 (1H, д, J = 9.1, H Ar); 11.85 (1H, c, NH) 

51 1.07 (3Н, т, J = 7.1, СН2СН3); 2.62 (2Н, к, J = 7.1, СН2СН3); 7.22 (3Н, м, H Ar); 
7.37 (2Н, т, J = 8.0, H Ar); 7.44 (2Н, т, J = 7.6, H Ar); 7.51 (1Н, т, J = 7.6, H Ar); 7.81 
(1Н, д, J = 8.0, H Ar); 11.82 (1H, c, NH)  

 52** 1.04 (3Н, т, J = 6.6, СН2СН3); 2.61 (2Н, к, J = 6.6, СН2СН3); 7.21 (2Н, д, J = 7.4, 
H Ar); 7.37 (2Н, м, H Ar); 7.43 (2Н, т, J = 7.4, H Ar); 7.52 (1Н, д, J = 1.3, H Ar); 7.74 
(1Н, д, J = 8.4, H Ar); 11.91 (1H, c, NH) 

53 0.99 (3Н, т, J = 6.6, СН2СН3); 2.45 (1Н, м) и 2.59 (1Н, м, СН2СН3); 3.68 (3H, c, 
CH3O); 7.01 (1Н, т, J = 8.2, H Ar); 7.07 (2Н, м, H Ar); 7.37 (2Н, м, H Ar); 7.51 
(1Н, д, J = 1.9, H Ar); 7.72 (1Н, д, J = 8.8, H Ar); 11.80 (1H, c, NH) 

54 2.15 (3Н, с, СН3); 4.26 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.80 (1Н, с, H Ar); 
7.21 (3Н, м, H Ar); 7.33 (1Н, т, J = 7.8, H Ar); 7.40 (2Н, т, J = 7.8, H Ar); 11.49 
(1H, c, NH) 

55 2.04 (3Н, с, СН3); 3.68 (3H, c, CH3O); 4.27 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, ОСН2СН2О); 
6.79 (1Н, с, H Ar); 6.98 (1Н, т, J = 7.8, H Ar); 7.04 (2Н, м, H Ar); 7.17 (1Н, с, 
H Ar); 7.34 (1Н, д. т, J = 7.8, J = 1.2, H Ar); 11.40 (1H, c, NH) 

56 1.02 (3Н, т, J = 7.4, СН2СН3); 2.54 (2Н, к, J = 7.4, СН2СН3); 4.27 (2Н, м) и 4.31 
(2Н, м, ОСН2СН2О); 6.82 (1Н, с, H Ar); 7.17 (2H, д, J = 7.4, H Ar); 7.21 (1H, с,  
H Ar); 7.34 (1H, м, H Ar); 7.41 (2H, м, H Ar); 11.55 (1H, c, NH)  

57 0.77 (3Н, т, J = 7.3, СН2СН2СН3); 1.46 (2Н, м, СН2СН2СН3); 2.50 (2Н, м, 
СН2СН2СН3); 4.27 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.82 (1H, с, H Ar);  
7.16 (2H, м, H Ar); 7.19 (1Н, с, H Ar); 7.34 (1Н, м, H Ar); 7.40 (2Н, м, H Ar); 
11.51 (1H, c, NH) 

58 0.71 (3Н, т, J = 7.2, СН2СН2СН3); 1.49 (2Н, м, СН2СН2СН3); 2.51 (2Н, м, 
СН2СН2СН3); 3.76 (3H, c, CH3O); 4.19 (2Н, м) и 4.29 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.30 
(1Н, с, H Ar); 6.75 (1Н, с, H Ar); 7.02 (1H, д, J = 8.4, H Ar); 7.03 (1Н, т, J = 8.4,  
H Ar); 7.14 (1H, д. д, J = 8.4, J = 1.3, H Ar); 7.37 (1Н, м, H Ar); 11.21 (1H, c, NH) 

59 0.05 (2Н, м, сyclo-Pr); 0.73 (2Н, м, сyclo-Pr); 2.02 (1Н, м, сyclo-Pr); 4.27 (2Н, м) и 
4.33 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.79 (1H, с, H Ar); 7.31 (3H, м, H Ar); 7.36 (2Н, м,  
H Ar); 7.58 (1Н, с, H Ar); 11.55 (1H, c, NH) 

60 0.05 (2Н, м, сyclo-Pr); 0.71 (2Н, м, сyclo-Pr); 1.99 (1Н, м, сyclo-Pr); 4.22 (2Н, м) и 
4.25 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.61 (1Н, с, H Ar); 7.43 (1Н, с, H Ar); 7.61 (2Н, д,  
J = 8.4, H Ar); 8.14 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 11.62 (1H, c, NH)  

61 4.18 (2Н, м) и 4.28 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.36 (1Н, с, H Ar); 6.88 (1Н, с, H Ar); 
7.06 (7Н, м, H Ar); 7.28 (3Н, м, H Ar); 11.70 (1H, c, NH)  

62 2.26 (3Н, с, СН3); 4.19 (2Н, м) и 4.30 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.42 (1Н, с, H Ar); 
6.88 (1Н, с, H Ar); 7.02 (2Н, д, J = 8.0, H Ar); 7.13 (2Н, д, J = 8.0, H Ar);  
7.34 (2Н, д, J = 8.5, H Ar); 8.01 (2Н, д, J = 8.5, H Ar); 11.95 (1H, c, NH) 

63 4.20 (2Н, м) и 4.29 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.35 (1Н, с, H Ar); 6.88 (1Н, с, H Ar); 
6.96 (1Н, д, J = 8.0, H Ar); 6.98 (1Н, д, J = 8.5, H Ar); 7.06 (2Н, м, H Ar); 7.10 
(2Н, м, H Ar); 7.15 (2Н, м, H Ar); 7.33 (1Н, м, H Ar); 11.80 (1H, c, NH) 
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64 4.21 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.19 (1Н, с, H Ar); 6.91 (1Н, с, H Ar); 
7.31 (2H, м, H Ar); 7.36 (1Н, м, H Ar); 7.38 (2Н, д, J = 8.8, H Ar); 7.47 (1Н, д,  
J = 8.0, H Ar); 8.03 (2Н, д, J = 8.8, H Ar); 12.05 (1H, c, NH)  

65 4.21 (2Н, м) и 4.31 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.34 (1Н, с, H Ar); 6.88 (1Н, с, H Ar); 
7.04 (2Н, д, J = 8.2, H Ar); 7.15 (5Н, м, H Ar); 7.36 (2Н, д, J = 8.2, H Ar);  
11.81 (1H, c, NH) 

66 3.58 (3Н, с, СН3О); 4.19 (2Н, м) и 4.29 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.33 (1Н, с, H Ar); 
6.75 (1Н, т, J = 8.0, H Ar); 6.82 (1Н, д, J = 8.0, H Ar); 6.87 (1Н, с, H Ar);  
6.89 (1Н, д. д, J = 8.0, J = 1.4, H Ar); 7.03 (1Н, м, H Ar); 7.14 (2Н, м, H Ar);  
7.32 (2Н, д, J = 8.5, H Ar); 11.69 (1H, c, NH) 

67 4.21 (2Н, м) и 4.33 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.38 (1Н, с, H Ar); 6.89 (1Н, с, H Ar); 
7.20 (2Н, д, J = 8.1, H Ar); 7.36 (2Н, д, J = 8.2, H Ar); 7.40 (2Н, д, J = 8.1, H Ar); 
8.13 (2Н, д, J = 8.2, H Ar); 11.91 (1H, c, NH) 

68 4.19 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.15 (1Н, с, H Ar); 6.91 (1Н, с, H Ar); 
7.14 (5Н, м, H Ar); 7.22 (2Н, м, H Ar); 7.31 (1Н, т, J = 8.0, H Ar); 7.60 (1Н, д,  
J = 8.0, H Ar); 11.51 (1H, c, NH) 

69 4.20 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.12 (1Н, с, H Ar); 6.89 (1Н, с, H Ar); 
7.02 (1Н, д. т, J = 7.7, J = 1.6, H Ar); 7.11 (1Н, м, H Ar); 7.15 (4Н, м, H Ar);  
7.20 (1Н, д. д, J = 7.7, J = 1.6, H Ar); 7.34 (1Н, д. т, J = 7.5, J = 1.0, H Ar);  
7.82 (1Н, д, J = 7.5, H Ar); 11.82 (1H, c, NH) 

70 3.66 (3H, c, OCH3); 4.25 (4H, м, OCH2CH2O); 6.10 (1H, c, H Ar); 6.82 (1H, м, 
H Ar); 6.84 (1H, м, H Ar); 6.88 (1H, c, H Ar); 7.04 (4H, м, H Ar); 7.29 (1H, м, 
H Ar); 7.81 (1H, д, J = 8.1, H Ar); 11.71 (1H, уш. с, NH)  

71 2.23 (3Н, с, СН3); 3.83 (6Н, с, 2СН3О); 6.89 (1Н, с, H Ar); 7.15 (1Н, с, H Ar); 7.22 
(2Н, д, J = 7.6, H Ar); 7.33 (1Н, м, H Ar); 7.41 (2Н, т, J = 7.6, H Ar); 11.60 (1H, c, 
NH) 

72 0.05 (2Н, м, сyclo-Pr); 0.76 (2Н, м, сyclo-Pr); 2.05 (1Н, м, сyclo-Pr); 3.86 (6Н, с, 
2СН3О); 6.89 (1Н, с, H Ar); 7.35 (5H, м, H Ar); 7.59 (1Н, с, H Ar); 11.61 (1H, c, 
NH) 

 73** 2.19 (3Н, с, СН3); 4.36 (4Н, c, ОСН2СН2О); 6.78 (1Н, д, J = 8.6, H Ar); 7.22 (2Н, 
д, J = 8.0, H Ar); 7.26 (1Н, д, J = 8.6, H Ar); 7.35 (1Н, т, J = 8.0, H Ar); 7.42 (2Н, 
т, J = 8.0, H Ar); 10.77 (1H, c, NH)  

 74** 1.26 (6H, д, J = 5.4, CH(CH3)2); 3.09 (1H, септ, CH(CH3)2); 4.35 (4H, м, OCH2CH2O); 
6.77 (1H, д, J = 8.9, H Ar); 7.16 (2H, м, H Ar); 7.39 (1H, м, H Ar); 7.41 (2H, м, 
H Ar); 7.51 (1H, м, H Ar); 10.68 (1H, уш.с, NH)  

79 1.16 (3Н, т, J = 6.8, ОСН2СН3); 2.44 (3Н, с, СН3); 3.48 (2Н, к, J = 6.8, ОСН2СН3); 
4.20 (2Н, с, СН2ОEt); 4.27 (4Н, м, ОСН2СН2О); 6.63 (1H, c, H Ar); 6.94 (1H, c,  
H Ar); 7.21 (2Н, д, J = 7.4, H Ar); 7.27 (2Н, д, J = 7.4, H Ar); 12.12 (1H, c, NH) 

80 1.18 (3H, т, Ј = 6.2, OCH2CH3); 3.49 (2H, к, Ј = 6.2, OCH2CH3); 4.23 (2H, м) и 
4.31 (2H, м, OCH2CH2O); 4.26 (2H, c, CH2OEt); 6.58 (1H, c, H Ar); 6.97 (1H, c,  
H Ar); 7.19 (2H, м, H Ar); 7.34 (2H, м, H Ar); 12.25 (1H, уш. с, NH)  

83 1.19 (3H, т, Ј = 6.2, OCH2CH3); 3.50 (2H, к, Ј = 6.2, OCH2CH3); 4.23 (2H, м) и 
4.31 (2H, м, OCH2CH2O); 4.26 (2H, c, CH2OEt); 6.57 (1H, c, H Ar); 6.95 (1H, c,  
H Ar); 7.31 (2H, д, J = 8.0, H Ar); 7.48 (2H, д, J = 8.0, H Ar); 12.11 (1H, уш. с, NH) 

86 0.99 (3Н, т, J = 7.1, СН2СН2СН3); 1.49 (2Н, м, СН2СН2СН3); 2.05 (3Н, с, СН3); 
2.73 (2Н, т, J = 6.9, СН2СН2СН3); 4.25 (2Н, м) и 4.29 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.75 
(1H, с, H Ar); 7.14 (1H, c, H Ar); 11.36 (1H, c, NH) 
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87 2.32 (3Н, с, СН3); 4.21 (2Н, м) и 4.29 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.48 (1Н, с, H Ar); 
6.85 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 6.89 (1H, c, H Ar); 7.17 (2Н, д, J = 8.0, H Ar); 7.25 
(4Н, м, H Ar); 11.94 (1H, c, NH) 

88 0.72 (3Н, т, J = 7.3, СН2СН2СН3); 1.36 (2Н, м, СН2СН2СН3); 2.18 (2Н, м, 
СН2СН2СН3); 4.17 (2Н, м) и 4.26 (2Н, м, ОСН2СН2О); 6.15 (1H, c, H Ar); 6.83 
(1H, c, H Ar); 7.26 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 7.59 (2Н, д, J = 8.4, H Ar); 11.65 (1H, c, 
NH) 

_________________ 
 *  Спектры хинолинонов 50, 74, 79, 80, 83 зарегистрированы в CDCl3, а 51–73, 86–88 – 

в ДМСО-d6. 
 **  Спектр ЯМР 13C, δ, м. д., соединение 52: 14.1, 23.1, 55.7, 111.6, 118.0, 120.7, 123.2, 

125.0, 125.3, 127.5, 129.6, 129.6, 131.2, 140.0, 149.3, 157.3, 161.2; соединение 73: 17.2, 
64.7, 64.9, 111.9, 114.9, 117.9, 127.5, 128.3, 130.9, 137.0, 143.9, 161.3; соединение 74: 
21.7, 31.8, 64.7, 64.9, 111.3, 112.6, 119.3, 127.5, 128.5, 129.6, 130.2, 137.9, 143.34, 
152.62, 161.50. 
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ИК спектры соединений 51, 56, 59, 60, 61, 64, 65, 70, 80, 83 
 

Соеди- 
нение 

ν, см–1 

51 3200–2800 (NH); 1645 (С=О) 

56 3000–2400 (NH); 1660 (C=O) 

59 3000–2600 (NH); 1640 (С=О) 

60 3050–2600 (NH); 1650 (С=О); 1520, 1360 (NO2) 

61 3000–2600 (NH); 1650 (С=О) 

64 3000–2400 (NH); 1650 (С=О); 1520, 1370 (NO2) 

65 3000–2400 (NH); 1645 (С=О) 

70 3100–2700 (NH), 1650 (C=O) 

80 3180–2800 (NH); 1660(C=O) 

83 3200–2760 (NH); 1645(C=O) 
 

 
 

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ 

ИК спектры зарегистрированы на приборе UR-20 в вазелиновом масле (соеди-
нения 51, 56, 60, 61, 64, 65, 70, 83) или гексахлорбутадиене (соединения 59, 80). 
Спектры ЯМР 1Н и 13С получены на приборе Bruker Avance 400 (400 и 100 МГц 
соответственно), внутренний стандарт ТМС. Масс-спектры записаны на приборе 
Finnigan SSQ 7000 (тип GC-MS) с использованием капиллярной колонки (30 м   
× 2 мм, неподвижная фаза DВ-1), газ-носитель – гелий (40 мл/мин) и программи-
рованием температуры от 50 до 300 °C (10 град/мин). Энергия ионизации 70 эВ. 
Элементный анализ проводили на анализаторе Vario-II CHN. Контроль чистоты 
полученных соединений и разделение некоторых реакционных смесей осущест-
вляли методом ТСХ на Al2O3, II ст. акт. (по Брокману), в системах эфир–
петролейный эфир (40–70 °С), 1:3, или эфир–CH2Cl2–петролейный эфир (40–
70 °С), 1:1:3 по объёму. 
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1-(7-Нитро-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)бутан-1-он получают нитро-
ванием 1-(2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)бутан-1-она ацетилнитратом в 
Ac2O как описано в [29]. Выход 84%. Т. пл. 90–91 °C (EtOH). Спектр ЯМР 1Н 
(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.02 (3Н, т, J = 6.7, CH2CH2CH3); 1.79 (2H, м, 
CH2CH2CH3); 2.78 (2H, т, J = 6.8, CH2CH2CH3); 4.19 (4H, м, OCH2CH2O); 6.82 (1H, 
c, H-5); 7.71 (1H, c, H-8). 

1-(7-Амино-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)бутан-1-он (6) синтезируют 
восстановлением 1-(7-нитро-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)бутан-1-она по 
методике [28]. Выход 77%. Т. пл. 65–66 °C (EtOH). Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. 
д. (J, Гц): 1.01 (3Н, т, J = 6.8, CH2CH2CH3); 1.71 (2H, м, CH2CH2CH3); 2.79 (2H, т, 
J = 6.8, COCH2CH2CH3); 4.18 (2H, м) и 4.28 (2Н, м, OCH2CH2O); 5.88 (2Н, уш. с, 
NH2); 6.11 (1H, c, H-5); 7.22 (1H, c, H-8). Найдено, %: С 64.78; Н 6.69; N 6.12. 
С12Н15NO3. Вычислено, %: С 65.14; Н 6.83; N 6.33. 

(2-Иодфенил)(7-нитро-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)метанон получа-
ют нитрованием 6-(2-иодфенил)(2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)метанона по 
методике [27]. Выход 86%. Т. пл. 167–168 °C (EtOH). Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, 
м. д. (J, Гц): 4.41 (4H, м, OCH2CH2O); 7.03 (1H, c, H Ar); 7.15 (1H, м, H Ar); 7.31 
(2Н, м, H Ar); 7.67 (1Н, с, Н-8); 8.04 (1Н, д, Ј = 8.0, H Ar). Найдено, %: С 43.61;  
Н 2.31; N 3.26. С15Н10INO5. Вычислено, %: С 43.82; Н 2.45; N 3.41. 

(7-Амино-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)(2-иодфенил)метанон (15) 
синтезируют аналогично соединению 6 восстановлением (2-иодфенил)(7-нитро-
2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)метанона, выход 79%, т. пл. 168–169 °C 
(EtOH). Спектр ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, м. д. (J, Гц): 4.11 (2H, м) и 4.27 (2Н, м, 
OCH2CH2O); 6.32 (1H, c, H-5); 6.65 (1H, с, H-8); 6.96 (2Н, уш. с, NH2); 7.43 (1Н, д, 
Ј = 8.1, H Ar); 7.52 (2Н, м, H Ar); 7.63 (1Н, д, Ј = 8.1, H Ar). Найдено, %: С 47.12; 
Н 3.01; N 3.51. С15Н12INO3. Вычислено, %: С 47.27; Н 3.17; N 3.68. 

4,5-Диметокси-2-нитроацетофенон получают нитрованием 3,4-диметокси-
ацетофенона, как описано в [29]. Выход 64%. Т. пл. 121–122 °C (EtOH). Спектр 
ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 2.51 (3H, c, COCH3); 3.90 (3H, c, OCH3); 3.95 (3H, 
c, OCH3); 7.21 (1H, c, H Ar); 7.62 (1H, c, Н Ar). 

2-Амино-4,5-диметоксиацетофенон (16) синтезируют аналогично соедине-
нию 6 восстановлением 4,5-диметокси-2-нитроацетофенона. Выход 55%. Спектр 
ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д.: 2.48 (3H, c, COCH3); 3.82 (3H, c, OCH3); 3.87 (3H, c, 
OCH3); 6.09 (1H, c, H Ar); 6.25 (2Н, уш. с, NH2); 7.07 (1H, c, H Ar). Найдено, %: 
С 61.28; Н 6.52; N 6.96. С10Н13NO3. Вычислено, %: С 61.53; Н 6.71; N 7.18. 

(о-Ациламино)ацилбензолы 20–49 (общая методика). К раствору 0.01 моль 
соответствующего орто-аминоацилбензола 1–19 в 25 мл диоксана при перемеши- 
вании постепенно и одновременно добавляют 10 ммоль хлорангидрида соответ- 
ствующей кислоты и 10 ммоль 3 н раствора NaOH. Реакционную смесь пере-
мешивают 30 мин и выливают в 250 мл воды. Выпавший осадок отфильтровыва-
ют, промывают водой, сушат на воздухе и перекристаллизовывают из подходяще-
го растворителя. Выходы и физико-химические характеристики полученных ани-
лидов 20–49 приведены в табл. 1 и 2. 

Взаимодействие о-ациламиноацилбензолов 20–49 с эквимолекулярным 
количеством этилата натрия (общая методика). К раствору этилата натрия, при-
готовленному из 46 мг (2 ммоль) натрия и 25 мл этанола, добавляют 2 ммоль со-
ответствующего ациланилида, перемешивают 2 ч при 20 °С, выливают в 120 мл 
воды, нейтрализуют 2 н HCl. Выпавший осадок отфильтровывают, промывают 
спиртом, сушат на воздухе и перекристаллизовывают из подходящего раство-
рителя. В случае о-ациламиноацилбензолов 20–26, 28–32, 35, 36, 38, 40–49 полу-
чают соответствующие хинолин-2-оны 50–74; выходы, физико-химические ха-
рактеристики и данные элементного анализа полученных гетероциклов приведе-
ны в табл. 3 и 4. 
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N-[7-(4-Метилбензоил)-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил]акриламид (75) 
и N-[7-(4-метилбензоил)-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил]-3-этоксипропан-
амид (77). Из 0.81 г (2 ммоль) 3-бром-N-[7-(4-метилбензоил)-2,3-дигидро- 
1,4-бензодиоксин-6-ил]пропанамида (34) получают 0.74 г смеси, хроматографиро-
ванием которой на препаративных пластинках с Al2O3 получают 0.36 г (44%) ис-
ходного анилида 34, 0.21 г (58%) соединения 75, и 0.17 г (42%) соединения 77. 
Выходы соединений 75 и 77 приведены в расчете на вступивший в реакцию ани-
лид 34. Соединение 75: т. пл. 116–117 °C. Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 
2.44 (3H, c, CH3); 4.24 (2H, м) и 4.35 (2H, м, OCH2CH2О); 5.76 (1H, д, Ј = 10.1, 
СОСН=СН2, Н-цис); 6.30 (1Н, д. д, Ј = 10.1, Ј = 17.0, СОСН=СН2); 6.42 (1H, д,  
Ј = 17.0, СОСН=СН2, Н-транс); 7.14 (1H, c) и 8.36 (1Н, с, Н-5, Н-8); 7.28 (2Н, д,  
Ј = 7.9, Н-3', Н-5'); 7.57 (2Н, д, Ј = 7.9, Н-2', Н-6'); 11.34 (1Н, с, NH). Найдено, %:  
С 70.65; Н 5.13; N 4.22. С19Н17NO4. Вычислено, %: С 70.58; Н 5.30; N 4.33. Соеди-
нение 77: вязкое масло. Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.19 (3Н, т,  
Ј = 6.9, OСН2СН3); 2.43 (3Н, с, СН3); 2.66 (2Н, т, Ј = 6.1, СОСН2СН2О); 3.55 (2Н, 
к, Ј = 6.9, СН3СН2О); 3.77 (2Н, т, Ј = 6.1, СОСН2СН2О); 4.23 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, 
OCH2CH2O); 7.08 (1H, c) и 8.22 (1H, с, Н-5, Н-8); 7.26 (2Н, д, Ј = 8.2, Н-3', Н-5'.); 
7.56 (2Н, д, Ј = 8.2, Н-2', Н-6'); 11.01 (1Н, с, NH). Найдено, %: С 68.45; Н 5.98;  
N 3.65. С21Н23NO5. Вычислено, %: С 68.28; Н 6.21; N 3.79. 

N-[7-(4-Фторбензоил)-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил]акриламид (76) и 
N-[7-(4-фторбензоил)-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил]-3-этоксипропан-
амид (78). Получают из 0.82 г (2 ммоль) 3-бром-N-[7-(4-фторбензоил)-2,3-дигид-
ро-1,4-бензодиоксин-6-ил]пропанамида (37), аналогично соединению 75. Из 0.79 г 
смеси продуктов реакции хроматографически выделяют 0.43 г (52%) исходного 
соединения 37, 0.18 г (52%) соединения 76 и 0.19 г (48%) соединения 78. Выходы 
соединений 76 и 78 приведены в расчете на вступивший в реакцию анилид 37. 
Соединение 76: т. пл. 141–142 °C. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 4.32 (4H, м, 
OCH2CH2О); 5.77 (1H, д, Ј = 10.1, СОСН=СН2-цис); 6.29 (1Н, д. д, Ј = 10.1,  
Ј = 16.9, СОСН=СН2); 6.42 (1H, д, Ј = 16.9, СОСН=СН2-транс); 7.08 (1H, c) и 8.36 
(1Н, с, Н-5,8); 7.16 (2Н, м, H Ar); 7.69 (2Н, м, H Ar); 11.24 (1Н, с, NH). Найдено, 
%: С 66.32; Н 4.36; N 4.09. С18Н14FNO4. Вычислено, %: С 66.05; Н 4.31; N 4.28. 
Соединение 78: вязкое масло. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.18 (3Н, т, Ј = 7.0, 
СН3СН2О); 2.66 (2Н, т, Ј = 6.1, СОСН2СН2О); 3.55 (2Н, к, Ј = 7.0, СН3СН2О); 3.77 
(2Н, т, Ј = 6.1, СОСН2СН2О); 4.28 (4Н, м, OCH2CH2O); 7.02 (1H, c) и 8.21 (1H, с, 
Н-5,8); 7.15 (2Н, м, H Ar); 7.71 (2Н, м, H Ar); 10.58 (1Н, с, NH). Найдено, %:  
С 64.18; Н 5.29; N 3.71. С20Н20FNO5. Вычислено, %: С 64.34; Н 5.40; N 3.75. 

Циклизация (о-ациламино)ацилбензолов 27, 33, 39, 77, 78. Осуществляют 
по общей методике с использованием 2 экв. этилата натрия в кипящем этаноле в 
течение 5 ч. Получают соответственно хинолин-2-оны 79, 80, 86–88. Выходы и 
физико-химические характеристики приведены в табл. 4 и 5. 

Циклизация (о-ациламино)ацилбензолов 34 и 37. Аналогично, но при соот-
ношении субстрат–этилат натрия, 1:3, из 0.4 г (1 ммоль) соединения 34 получают 
0.31 г (88%) хинолинона 79, а из 0.41 г (1 ммоль) соединения 37 получают соот-
ветственно хинолин-2-оны 79 и 80. 

Взаимодействие N-(7-ароил-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)акрилами-
дов 75, 76, 81, 84 с этилатом натрия. К раствору этилата натрия, приготовлен-
ному из 46 мг (2 ммоль) натрия и 10 мл этанола, добавляют 1 ммоль соответст-
вующего анилида, кипятят смесь 2 ч, этанол упаривают, остаток обрабатывают 
30 мл воды; образовавшийся осадок отфильтровывают и сушат на воздухе. (В 
случае соединения 84, после упаривания этанола продукты реакции экстрагируют 
CHCl3.) Из винилкарбониламинобензодиоксанов 75, 76 и 81 получают соответст-
венно хинолин-2-оны 79, 80 и 83. Из соединения 84 после хроматографирования 
реакционной смеси на Al2O3 получают 0.24 г (72%) N-[7-(2-хлорбензоил)-2,3-ди-
гидро-1,4-бензодиоксин-6-ил]-3-этоксипропанамида (85) и 60 мг (22%) (7-aмино-
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2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)(2-хлорфенил)метанона (12). Соединение 85: 
вязкое масло. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.22 (3Н, т, Ј = 7.2, OСН2СН3); 2.74 
(2Н, т, Ј = 6.0, СОСН2СН2О); 3.58 (2Н, к, Ј = 7.2, СН3СН2О); 3.84 (2Н, т, Ј = 6.0, 
СОСН2СН2О); 4.21 (2Н, м) и 4.32 (2Н, м, OCH2CH2O); 6.85 (1H, c, H Ar); 7.29–
7.48 (4Н, м, H Ar); 8.42 (1H, с, H Ar); 11.65 (1Н, уш. с, NH). Найдено, %: С 61.41; 
Н 5.01; N 3.42. С20Н20ClNO5. Вычислено, %: С 61.62; Н 5.17; N 3.59. 

 
Работа выполнена при финансовой поддержке гранта "Ведущая научная 

школа академика Н. С. Зефирова". 
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