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NН). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ),  m/z (Iотн, %):  295 [M+1]+ (5),  294 [M]+ (31),  277 
[M–NН3]

+ (6), 250 (76), 248 (68), 209 (64), 208 (100), 204 (38), 180 (42), 176 (30), 
123 (40), 91 (20), 79 (16), 77 (18), 67 (16), 65 (14), 55 (19), 42 (46). Найдено, %: 
C 61.14; H 7.41; N 9.39. C15H22N2O4. Вычислено, %: C 61.21; H 7.53; N 9.52. 
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НОВЫЙ ПОДХОД  К  СИНТЕЗУ 4-АРИЛ-6-ОКСО-3,5-ДИЦИАНО- 

1,4,5,6-ТЕТРАГИДРОПИРИДИН-2-ОЛАТОВ  
 (СОЛЕЙ  ИМИДОВ ГУАРЕСКИ) 

 
Ключевые слова: 4-арил-2,6-диоксопиперидин-3,5-дикарбонитрилы, 3,5-ди-

метил-1-цианоацетилпиразол, имиды Гуарески, 6-оксо-4-(2-хлорфенил)-3,5-дициа-
но-1,4,5,6-тетрагидропиридин-2-олат, реакция Михаэля. 
  

Производные 2,6-диоксопиперидин-3,5-дикарбонитрила (имиды Гуа-
рески) представляют практический интерес как вещества с противосу-
дорожным, седативным и анальгетическим действием [1], а также как 
перспективные билдинг-блоки для получения производных биспидина 
(3,7-диазабицикло[3.3.1]нонана) [2, 3], полупродукты синтеза биологиче-
ски активных веществ [4–6] и т. п. Наиболее удобным методом их полу-
чения является реакция Гуарески: взаимодействие циануксусного эфира 
с кетонами и аммиаком [7–11] или, в альтернативном варианте, реакция 
2-цианоакрилатов с цианоацетамидом [4, 6, 12, 13]. Классическая реакция 
Гуарески имеет свои недостатки: колеблющиеся выходы, длительность 
реакции, а также ограничения, связанные с необходимостью использо-
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вания только кетонов в роли карбонильных компонентов. Известно, что 
имиды Гуарески легко окисляются кислородом воздуха [14], и при 
введении в реакцию альдегидов вместо кетонов конечными продуктами 
являются только продукты окисления – 4-алкил(арил)-6-гидрокси-2-оксо-
1,2-дигидропиридин-3,5-дикарбонитрилы или их соли [15–19]. Описаны 
лишь единичные примеры получения 4-арил-2,6-диоксопиперидин-3,5-ди-
карбонитрилов или их солей [1, 20, 21]. Как правило, либо продукты обра-
зуются с низкими выходами, либо методы требуют применения экзоти-
ческих реагентов – например, Li3N как источника NH3. 

Мы установили, что соль имида Гуарески – 6-оксо-4-(2-хлорфенил)-3,5-
дициано-1,4,5,6-тетрагидропиридин-2-олат триэтиламмония (1) – может 
быть синтезирована в мягких условиях взаимодействием по Михаэлю 
легко доступного цианоацетилирующего агента – 3,5-диметил-1-цианоаце-
тилпиразола 2 [22, 23] с 3-(2-хлорфенил)-2-цианоакриламидом 3. Соедине-
ние 1 образуется с выходом 76% в виде смеси цис- и транс-диасте-
реомеров и, по данным ЯМР 1Н, не содержит примесей продуктов 
окисления. Этот метод является первым эффективным подходом к получе-
нию солей 4-арилзамещенных имидов Гуарески и демонстрирует один из 
первых удачных примеров использования азолида 2 в качестве метилен-
активного соединения, альтернативного циануксусному эфиру. Опитими-
зация метода и выяснение спектра его возможностей составят предмет 
наших дальнейших исследований. 
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1, 3 Ar = 2-ClC6H4 

 
ИК спектры получали на приборе ИКС-29 (вазелиновое масло). Спектры ЯМР 

1Н и 13С регистрировали на приборе Bruker DRX-500 (500 и 125 МГц соот-
ветственно) в ДМСО-d6, внутренний стандарт ТМС. Элементный анализ прово-
дили на приборе Perkin–Elmer CHN analyzer. 

6-Оксо-4-(2-хлорфенил)-3,5-дициано-1,4,5,6-тетрагидропиридин-2-олат три- 
этиламмония (1). К смеси 1.20 г (5.8 ммоль) (Е)-3-(2-хлорфенил)-2-циано-
акриламида 3 и 1.10 г (6.7 ммоль) цианоацетилпиразола 2 в 15 мл теплого ацетона 
добавляют 1.2 мл (8.6 ммоль) триэтиламина, высушенного над KOH. Колбу с 
реакционной массой оставляют при температуре 10–15 °С на 3–5 сут. Белый 
кристаллический осадок отфильтровывают, промывают холодным ацетоном, эфи-
ром, получают чистую соль 1. Внимание! Соединение обладает стернитным 
(вызывает чихание) действием. Выход 1.64 г (76%), т. пл. >250 ºС, Rf  0.69 (ацетон 
–гексан, 1 : 1). ИК спектр, ν, см–1: 3170 (NH), 2255 (несопряж. C≡N), 2175 (C≡N), 
1695 (С=О). Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.16 (9Н, т, 3

J = 7.1, 3CH3CH2); 3.05 
(6H, к,  3

J = 7.1, 3CH3CH2); 4.19–4.79 (2Н, м, наложение сигналов диастереомер-
ных Н-4 и Н-5); 7.27–7.50 (4Н, м, H Ar); 9.71 (1Н, уш. с, NH). Сигнал протона NH+ 
не проявляется вследствие дейтерообмена. Спектр ЯМР 13С,  δ, м. д.:  9.34; 37.30;  
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41.78, 46.31; 128.07; 128.17; 129.10; 129.32; 129.75; 129.97; 133.13; 133.70; 138.47; 
140.50; 164.32; 164.51. Найдено, %: C 61.14; H 6.24; N 14.90. C19H23ClN4O2. 
Вычислено, %: C 60.88; H 6.18; N 14.95. 
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