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Хиноксалины являются важным классом азотсодер-

жащих гетероциклов,1 которые обладают широким 

спектром биологической активности и выступают в 

качестве противоопухолевых2a и антиВИЧ2b агентов, 

антагонистов рецепторов глюкагона2c и ангиотензина.2d 

Они также используются в качестве матрицы для синтеза 

ГАМК, бензодиазепинов, агонистов или антагонистов 

рецепторов3 и для других терапевтических целей.4 Цен-

ную биологическую активность показывают конденси-

рованные производные хиноксалинов, такие как пирроло-

[1,2-a]хиноксалины,5–7 триазоло[4,3-a]хиноксалины7,8 и 

имидазо[1,5-a]хиноксалины.7–9 В продолжение наших 

исследований,5–7,9 направленных на разработку методов 

синтеза и поиска новых биоактивных молекул, в настоя-

щей работе мы поставили цель синтезировать полицик-

лические конденсированные производные 5,6-дигидро-

индоло[1,2-а]хиноксалинов, так как индольный фраг-

мент – значимый структурный компонент, входящий в 

состав различных алкалоидов10 широкого спектра биоло-

гической активности (противовирусной,11 противоопухо-

левой,12 антимикробной,13 противовоспалительной).14 

Методы синтеза индоло[1,2-а]хиноксалинов в основ-

ном базируются на производных индолов.15–28 Среди 

них главное место занимают 1-(2-аминофенил)индолы, 

которые, реагируя с различными поставщиками атома 

углерода, такими как альдегиды,15 кетоны,16,17 алкены,18 

алкины,19–21 дают различные производные индоло-

[1,2-а]хиноксалинов. Второе место занимают методы, 

базирующиеся на реакции производных индолов, 

содержащих в положении 2 карбоксильную,22 алкокси-

карбонильную,23 амидную,24 и альдегидную25 группы, 

при этом замыкание пиразинового цикла хиноксали-

новой системы может происходить либо в одну 

стадию,23c,24 либо в две (сначала с образованием связи 

N(5)–C(6) с последующим замыканием цикла с образо-

ванием связи N(12)–C(6а)22 или сначала с образованием 

связи N(12)–C(12а) с последующим замыканием цикла 

с образованием связи N(5)–C(6)).23a,b,25 Третье место 

занимают методы, базирующиеся на внутримолекуляр-

ном восстановительном замыкании производных 1-(2-нитро-

фенил)-1H-индола, содержащих алкоксикарбониль-

ную26 или ацетиленовую27 группу. Наконец, четвёртый 
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метод основывается на реакции внутримолекулярного замы-

кания под действием ацетата аммония кеталей, образую-

щихся при взаимодействии диметилкеталей α-бромцикло-

гексанона с производными 2-бензоил-3-метилиндола.28 

Кроме этих методов имеется всего один метод 

синтеза индоло[1,2-а]хиноксалинов, который состоит 

из облучения ртутной лампой высокого давления 

производных 2-бензоилхиноксалинов в присутствии 

трифторуксусной кислоты.29 

Таким образом, методы синтеза индоло[1,2-а]-

хиноксалинов, базирующиеся на замещенных индолах, 

в первую очередь требуют наличия производных 

индолов, которые получают в результате трудоемких 

многостадийных процессов. Метод, основанный на 

использовании производных хиноксалинов, разработан 

только для их бензоилпроизводных и его невозможно 

распространить на другие производные хиноксалинов. 

В процессе проведенных нами исследований по 

синтезу и использованию азотистых гетероцикличе-

ских соединений,5–7,9,30,31 в том числе хиноксалинов и 

их конденсированных аналогов, было показано, что 

производные хиноксалинонов, содержащие в положе-

нии 3 заместители с электрофильными реакционными 

центрами, способны к реакциям аннелирования с 

образованием, в зависимости от природы заместителя, 

пирроло[1,2-a]-,5 имидазо[1,5-a]-9 или тиазоло[3,4-a]-

хиноксалинов.30 Следуя этой логике, в настоящей 

работе мы поставили своей целью синтез тетрагидро-

индоло[1,2-а]хиноксалинов I на основе 3-[(арил)-

(2-оксоциклогексил)метил]хиноксалин-2(1H)-онов II 

(схема 1), полагая, что в условиях реакции возможно 

аннелирование тетрагидроиндольного цикла в резуль-

тате внутримолекулярной нуклеофильной атаки атома 

N-4 на атом углерода карбонильной группы. 

Для достижения поставленной цели мы использо-

вали доступные нам производные 3-(α-хлорбензил)-

хиноксалин-2(1H)-онов 1a–h,31 которые, в зависимости 

от условий исследования, реагируют или как α-заме-

щенные бензилхлориды, или как гетероаналоги α-хлор-

кетонов – α-хлоримины. Известно успешное исполь-

зование реакции алкилирования енаминов такими 

электрофилами, как бензилгалогениды, что пред-

ставляется удобным методом для синтеза алкилкетонов 

по Сторку.32 Использование в этой реакции α-хлор-

кетонов позволяет синтезировать 1,4-дикетоны,33 

а использование 3-α-(хлорбензил)хиноксалин-2(1H)-

онов 1a–h в качестве алкилирующих реагентов и 

1-(циклогексен-1-ил)-пирролидинов 2a,b в качестве 

алкилируемых может привести к новым производным 

хиноксалин-2(1H)-онов – 3-[(арил)(2-оксоциклогексил) 

метил]хиноксалин-2(1H)-онам 5 через соответствую-

щее иммониевые производные 4 (схема 2, табл. 1). 

Cхема 1 

Хиноксалинон Енамин Продукт R1 R2 R3 R4 Выход*, % Т. пл., °С 

1a 2a 3а Ph H H H 71 (45) 325–326 

1b 2a 3b 4-O2NC6H4 H H H 82 (42) 318–322 

1c 2a 3c 4-ClC6H4 H H H 64 (42) 331–333 

1d 2a 3d 4-BrC6H4 H H H 59 (19) 312–315 

1e 2a 3e Ph Me Me H 80 (57) >350 

1f 2a 3f Ph Me H H 65 (35) 340–342 

1g 2a 3g Ph H 52 (24) >350 H, CO2H** 

1a 2b 3h Ph H H t-Bu 67 (26) 328–332 

1h 2a 3i Hex H H H 54 (12)*** 208–210 

Таблица 1. Условия синтеза, выходы и т. пл. 8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-онов 3a–i 

* Общий выход (в скобках указан выход аналитически чистого образца, выпавшего в ходе реакции). 
** Смесь изомеров. 

*** Для реакции, проведенной в MeCN. 

Cхема 2 
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Однако проведение реакции 3-(α-хлорбензил)хин-

оксалин-2(1H)-она (1а) c 1-(циклогексен-1-ил)пирроли-

дином (2a) в различных относительно мягких условиях 

(в диоксане при комнатной температуре в течение 12 ч 

и при 70 °С в течение 3 ч, в ДМФА при комнатной 

температуре в течение 12 ч и при 70 °С в течение 3 ч, в 

кипящем ацетонитриле в течение 3 ч) привело, по 

данным спектров ЯМР 1Н, к смеси продуктов 4а и 3а в 

различных соотношениях. Как правило, при повышен-

ных температурах в основном образуется продукт 

внутримолекулярной конденсации 3 из промежуточ-

ного соединения 4, хотя последний тоже остается в 

смеси. В пользу образования промежуточного соедине-

ния 4 свидетельствуют наличие в спектрах реакцион-

ной смеси, полученной после упаривания растворите-

лей, наряду с другими сигналами чeтких дублетов 

(J = 11.0 Гц), дублет дублетов дублетов (J = 11.0, 6.0 и 

3.2 Гц) и дублет дублетов (J = 6.1 и 6.8 Гц) при 4.66, 

3.65 и 3.24 м. д., соответствующих α-бензильному 

протону и протонам в положениях 1 и 5 циклогексили-

денового цикла. 

Диагностическим признаком образования 8,9,10,11-

тетрагидроиндоло[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-онов 3a–h 

является в первую очередь наличие в спектре ЯМР 1Н 

характерного для подобных систем5–7,30,31c,d дублетного 

сигнала протона Н-1 (J = 8.3 Гц) при 8.01 м. д. наряду 

с сигналами других протонов ароматических циклов, 

двух мультиплетных сигналов при 1.69–1.72 и 1.90–

1.93 м. д. и двух дублет дублетных сигналов (J ≈ 6 Гц) 

при 2.47 и 3.24 м. д. протонов циклогексенового цикла 

(данные приведены для соединения 3а). Другим 

характерным сигналом является наличие уширенного 

синглетного сигнала амидного протона при ~11 м. д.  

Сравнительный анализ спектров ЯМР 1Н соедине-

ний 3a,е–h позволяет провести полное отнесение 

сигналов. Для всех этих соединений сигналы протонов 

фенильной группы в положении 7 тетрагидроиндоло-

хиноксалиноновой системы, независимо от наличия 

или отсутствия заместителя в циклогексеновом цикле 

тетрагидроиндольной системы или в бензольном цикле 

хиноксалиноновой системы, резонируют отдельно от 

других сигналов в зависимости от характера замести-

телей в нем, и их мультиплетность легко интерпре-

тируется (см. экспериментальную часть). 

Сравнение спектров ЯМР 1Н соединения 3a и 2-метил-

7-фенил-8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-a]хиноксалин-

6(5H)-она 3f, структура которого установлена рентгено-

структурными исследованиями, а также спектров 

соединения 3f со спектром основного изомера карбо-

новой кислоты 3g позволяет отнести все сигналы 

протонов бензольного цикла хиноксалиновой системы. 

Например, слабопольные дублетные сигналы протона 

Н-1 в области ~8.00 м. д. в случае соединения 3f 

резонируют при 7.80 м. д. в виде синглетного сигнала 

из-за наличия в положении 2 электронодонорной 

метильной группы, оказывающей влияние как на 

химический сдвиг, так и на мультиплетность сигнала 

соседнего протона Н-1. Сигналы протонов Н-3 и Н-4 

соединения 3f резонируют в виде дублетных сигналов с 

J = 8.2 и 8.1 Гц в области 7.04 и 7.17 м. д. В случае же 

соединения 3е протоны Н-1 и Н-4 2,3-диметил-

бензольного цикла хиноксалиновой системы резонируют 

в виде синглетных сигналов в области 7.77 и 7.04 м. д.  

Сравнение спектров ЯМР 1Н соединений 3f и 3g 

позволяет отнести сигналы протонов бензольного 

цикла как основного, так и минорного продуктов 3g с 

карбоксильной группой соответственно в положениях 

3 и 2. Протоны Н-1, Н-2 и Н-4 основного продукта 

резонируют в виде дублета (J = 8.9 Гц), дублета 

дублетов (J = 8.9, 1.9 Гц) и дублета (J = 1.9 Гц) при 

8.08, 7.69 и 7.88 м. д. соответственно. Протоны же Н-1, 

Н-3 и Н-4 минорного продукта резонируют в виде 

уширенных синглетного и двух дублетных сигналов 

(J = 8.7 Гц) при 8.60, 7.81 и ~7.35 м. д. соответственно 

(последний сигнал накладывается на сигналы протонов 

фенильной группы). 

Замена арильных групп в исходных хиноксалин- 

2(1H)-онах на гексильную позволяет синтезировать 

соответствующий 8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-а]-

хиноксалин-6(5H)-он, но с относительно низким 

выходом. Реакция 3-(1-хлоргептил)хиноксалин-2(1H)-

она (1h) с 1-(циклогексен-1-ил)пирролидином (2a) в 

диоксане и ДМФА при различных температурных 

условиях приводит к смеси продуктов, а в кипящем 

ацетонитриле протекает с образованием в основном 

желаемого продукта 3i (схема 2, табл. 1).  

Образование 8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-а]хин-

оксалин-6(5H)-онов 3a–i объясняется нуклеофильной 

атакой атома N-4 на электрофильный углеродный атом 

иммониевой группы продукта алкилирования по 

Сторку 4, сопровождающейся замыканием пирроли-

нового цикла, что ведет к промежуточному продукту 

A, который в условиях реакции через промежуточное 

соединение B ароматизируется путем элиминирования 

хлорида пирролидиния (схема 3).  

Схема 3 

Наличие циклогексенового фрагмента в составе 

8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-онов 

3 предполагает синтез их ароматических аналогов, что 

было реализовано на примере 7-фенил-8,9,10,11-

тетрагидроиндоло[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-она (3а). 
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Кипячение последнего с хлоранилом в ксилоле в 

течение 50 ч приводит к 7-фенилиндоло[1,2-а]хин-

оксалин-6(5H)-ону (6) в результате протекания окисли-

тельного дегидрирования (схема 4). 

хиноксалин-6(5H)-она 3а связаны не непосредственно 

друг с другом, а через молекулы ДМСО. 

Другое различие наблюдается для соединений 3d и 

3h (рис. 3), которые кристаллизуются с двумя незави-

симыми молекулами в элементарной ячейке. При этом 

геометрия молекул A и B в обоих соединениях практи-

чески одинакова, за исключением очень незначитель-

ного отклонения бромфенильного заместителя в моле-

куле соединения 3d и разворота трет-бутильных и 

фенильных заместителей молекул A и B соединения 3h.  

Подробный анализ коротких контактов позволил 

объяснить кристаллизацию этих соединений с двумя 

независимыми молекулами. Так, в соединении 3d, в 

состав которого входит атом брома, реализуется слабое 

нековалентное взаимодействие Br···π (расстояние от 

атома Br до центроида цикла составляет 4.156(9) Å, до 

плоскости цикла – 3.640 Å, угол С–Br–центроид со-

ставляет 105.79°) с участием атома брома молекулы В, 

в то время как окружение атома брома молекулы А не 

позволяет ему вступать в какое-либо, даже очень 

слабое, взаимодействие. Таким образом, кристалли-

зация данного соединения с двумя независимыми 

молекулами в элементарной части ячейки обусловлена 

различием в окружении атомов брома. 

Схема 4 

Методом РСА установлена и проанализирована 

молекулярная и кристаллическая структуры соедине-

ний 3a,d–f,h,i. Геометрическая структура молекул в 

изученных кристаллах соединений 3a,d–f,h,i (рис. 1, на 

примере соединения 3f) представляет собой систему 

четырех конденсированных циклов с практически 

плоским 13-членным сопряженным фрагментом 

(максимальное отклонение от плоскости составляет 

0.157(9) Å в соединении 3d). Циклогексеновый 

фрагмент находится в конформации "полукресло", при 

которой периферийные sp3-гибридизованные атомы  

С(9) и С(10) располагаются соответственно над и под 

плоскостью сопряженной системы.  

Мотивы образования кристаллической структуры во 

всех изученных образцах одинаковы: посредством 

классической водородной связи N–H···O молекулы 

изученных соединений в кристаллах образуют центро-

симметричные димеры (рис. 2а, на примере соединения 

3e), которые в свою очередь укладываются в стопки за 

счет π···π- и СН···π-взаимодействий. Укладываясь в 

общее описание структуры как связанной системы 

столбцов, состоящих из неких ассоциатов, тем не менее 

отличную кристаллическую структуру имеет 

соединение 3а, являющееся кристаллосольватом с 

ДМСО в соотношении 1:1 (рис. 2b). За счет водород-

ных связей N–H···O данное соединение образует не 

центросимметричный димер, а центросимметричный 

тетрамер, в котором молекулы тетрагидроиндоло[1,2-а]-

Рисунок 1. Молекулярная структура соединения 3f в пред-

ставлении атомов эллипсоидами тепловых колебаний с 50% 

вероятностью. 

Рисунок 2. Водородносвязанные ассоциаты в кристаллах соединений (a) 3е, (b) 3a. 



Chem. Heterocycl. Compd. 2017, 53(5), 560–567 [Химия гетероцикл. соединений 2017, 53(5), 560–567] 

564 

Различие в геометрии молекул А и В соединения 3h 

также объясняется реализацией слабых нековалентных 

взаимодействий, различных для молекул А и В. Так, 

различный разворот трет-бутильной группы объяс-

няется реализацией короткого контакта СН···π между 

молекулами А и В, образующимся с участием атома  

Н(92F) трет-бутильной группы молекулы А и пятичлен-

ным гетероциклом молекулы В (расстояние Н(92F)···Cg 

составляет 3.009 Å, С(92А)···Cg – 3.668(7) Å), Н(92F)···плос-

кость цикла – 2.89 Å, угол С(92А)–Н(92F)···Cg – 

126.96°, Cg – центроид циклического фрагмента). 

Аналогично различный разворот фенильных заместите-

лей обусловлен реализацией СН···π взаимодействия 

между этими заместителями в молекулах А и В, в 

котором участвует ароматический цикл молекулы А и 

группа СН молекулы В (расстояние Н(3А)···Cg состав-

ляет 2.818 Å, С(3А)···Cg – 3.400(8) Å), Н(92F)···плоскость 

цикла – 2.74 Å, угол С(92А)–Н(92F)···Cg – 121.74°). Пара-

метры водородных связей, стекинг- и С–Н···π-взаимо-

действий в кристаллах изученных соединений обобще-

ны в таблицах S2–S4 файла сопроводительной инфор-

мации. 

Таким образом, разработан новый простой одно-

реакторный метод синтеза тетрагидроиндоло[1,2-a]-

хиноксалин-6(5H)-онов и условия их ароматизации. В 

основе метода лежит двустадийный процесс, включаю-

щий реакцию алкилирования 1-(циклогексен-1-ил)пир-

ролидинов 3-α-(хлорбензил)хиноксалин-2(1H)-онами 

по Сторку и последующее аннелирование тетрагидро-

индольного цикла в промежуточно образующихся 

хлоридах 1-{2-[арил(3-оксо-3,4-дигидрохиноксалин-

2-ил)метил]циклогексилидено}пирролидиния, сопро-

вождающееся выбросом хлорида пирролидиния. На 

примере одного из производных тетрагидроиндоло[1,2-a]-

хиноксалин-6(5H)-онa показана возможность синтеза 

7-арилиндоло[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-онов. Анализ моле-

кулярной и кристаллической структур исследованных 

соединений показал, что заместители не оказывают 

существенного влияния на конформацию молекул в 

кристалле и кристаллическую упаковку. Основными 

факторами, определяющими структуру, являются нали-

чие центров водородного связывания и большого 

плоского фрагмента. 

Экспериментальная часть 

ИК спектры в области 4000–400 см–1 записаны на 

спектрометре Tensor-27 (Bruker) с оптическим раз-

решением 4 см–1 и накоплением 64 скана. Образцы для 

регистрации ИК спектров изготoвлены в виде таблеток 

с KBr. Спектры ЯМР 1H зарегистрированы на спектро-

метре Bruker DRX-400 (400 МГц), DRX-500 (500 МГц) 

или DRX-600 (600 МГц), а спектры ЯМР 13С – на 

спектрометре Bruker DRX-600 (150 МГц) в ДМСО-d6, 

внутренний стандарт – сигнал растворителя (2.5 м. д. 

для ядер 1Н, 39.5 м. д. для ядер 13С). Масс-спектры 

МАЛДИ записаны на масс-спектрометре Bruker 

Daltonik UltraFlex III TOF/TOF. Mасс-спектры высо-

кого разрешения записаны в режиме рефлектрона (раз-

решение 10000) с фиксированием положительно заря-

женныx ионов и использованием металлической 

мишени. Данные обработаны с помощью программы 

FlexAnalysis 3.0 (Bruker Daltonik GmbH, Bremen, Germany). 

В качестве матрицы использована 2,5-дигидрокси-

бензойная кислота либо пара-нитроанилин. Для 

получения масс-спектров с точным значением масс 

использована смесь, состоящая из образца в ДМФА 

(5 мг/мл) и реперного вещества ПЭГ-400 (1 мг/мл) в 

МеCN в соотношении 1:5 с последовательным 

нанесением и упариванием 0.5 мкл раствора матрицы 

(10 мг/мл) в МеCN и 0.5 мкл смеси. В ряде случаев для 

улучшения выхода положительно заряженных 

катионизированных молекул добавляется CsCl. 

Указанная композиция обеспечивает абсолютную 

ошибку определения масс не более 0.0030 а. е. м. 

Температуры плавления определены на столике 

Boetius. Все растворители перед использованием 

очищены согласно известным методикам.  

Получение соединений 3a–i (общая методика). 

Эквимолярные количества хиноксалин-2(1Н)-она 1a–h 

и 1-(1-пирролидино)циклогексена кипятят в колбе с 

обратным холодильником в 5–10 мл диоксана в тече-

ние 6–10 ч до завершения реакции (контроль методом 

ТСХ, элюент СH2Cl2–AcOEt, 1:2). Осадок, образую-

щийся в ходе реакции и дополнительно при стоянии 

реакционной смеси при комнатной температуре, 

отфильтровывают и получают аналитически чистые 

Рисунок 3. Различия в геометрии двух независимых молекул в кристаллах соединений (а) 3d и (b) 3h. 
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образцы соединений 3a–i. Фильтрат упаривают, оста-

ток промывают водой (2 × 5–10 мл), экстрагируют 

хлороформом (3 × 10 мл), сушат, упаривают, пере-

кристаллизовывают из уксусной кислоты, получают 

дополнительную порцию аналитически чистого 

соединения 3 (табл. 1). В случае синтеза соединения 3i 

вместо диоксана в качестве растворителя используют 

ацетонитрил. 

7-Фенил-8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-а]хиноксалин-

6(5H)-он (3а) получают из 1.00 г (3.69 ммоль) 

3-(α-хлорбензил)хиноксалин-2(1Н)-она (1a) и 0.55 г 

(3.69 ммоль) 1-(1-пирролидино)циклогексена (2a). 

Выход 0.83 г (71%), белые кристаллы, т. пл. 325–326 °С 

(AcOH). ИК спектр, ν, см–1: 3439, 3108, 3028, 2931, 

2853, 1647, 1611, 1514, 1483, 1439, 1394, 1328, 1215, 

1120, 1072, 874, 803, 739, 726, 696, 666, 631, 569. 

Спектр ЯМР 1Н (400 МГц), δ, м. д. (J, Гц): 1.69–1.72 

(2H, м) и 1.90–1.93 (2H, м, 9,10-СН2); 2.47 (2H, д. д, 

J = 6.2, J = 6.0) и 3.24 (2H, д. д, J = 6.2, J = 6.0,  

8,11-СН2); 7.14 (1H, д. д. д, J = 7.9, J = 7.7, J = 1.6, Н-2); 

7.23 (1H, д. д. д, J = 7.7, J = 7.4, J = 1.0, Н-3); 7.28–7.30 

(2H, м, Н-4, Н-4 Ph); 7.35 (2H, д. д, J = 7.7, J = 7.3, 

Н-3,5 Ph); 7.39 (2H, д. д, J = 8.5, J = 1.9, Н-2,6 Ph); 8.01 

(1H, уш. д, J = 8.3, Н-1); 10.95 (1H, с, NH). Найдено, m/z: 

447.0431 [M+Cs]+. C21H18CsN2O. Вычислено, m/z: 

447.0468. 

7-(4-Нитрофенил)-8,9,10,11-тетрагидроиндоло-

[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-он (3b)  получают из 1.00 г 

(3.16 ммоль) 3-(4-нитро-α-хлорбензил)хиноксалин- 

2(1Н)-она (1b) и 0.47 г (3.16 ммоль) 1-(1-пирролидино)-

циклогексена (2a). Выход 0.93 г (82%), золотисто-

коричневые кристаллы, т. пл. 318–322 °С (AcOH). 

ИК спектр, ν, см-1: 3434, 3176, 2935, 2854, 1654, 1615, 

1597, 1515, 1481, 1438, 1392, 1344, 1328, 1205, 1107, 

855, 745, 698, 576. Спектр ЯМР 1Н (600 МГц), δ, м. д. 

(J, Гц): 1.70–1.71 (2H, м) и 1.89–1.90 (2H, м, 9,10-СН2); 

2.48 (2Н, д. д, J = 5.5, J = 7.1) и 3.20 (2H, д. д, J = 5.6, 

J = 6.2, 8,11-СН2); 7.14 (1H, д. д, J = 7.1, J = 7.4, H-2); 

7.25 (1H, д. д, J = 7.4, J = 7.4, H-3); 7.31 (1H, д, J = 8.0, 

H-4); 7.66 (2H, д, J = 8.8, H-3',5' Ar); 7.99 (1H, д, J = 8.4, 

H-1); 8.18 (2H, д, J = 8.8, H-2',6' Ar); 11.14 (1H, с, NH). 

Спектр ЯМР 13С (150 Гц, ДMСO-d6), δ, м. д.: 21.8; 22.3; 

23.0; 26.3; 116.2; 116.4; 118.1; 122.0; 122.1; 122.4; 123.8; 

124.1; 125.0; 128.9; 130.3; 131.8; 141.5; 145.6; 154.6. 

Найдено, m/z: 360.1386 [M+H]+. C21H18N3O3. Вычис-

лено, m/z: 360.1343. 

7-(4-Хлорфенил)-8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-а]-

хиноксалин-6(5H)-он (3с) получают из 1.00 г (3.27 ммоль) 

3-(α,4-дихлорбензил)хиноксалин-2(1Н)-она (1с) и 0.50 г 

(3.27 ммоль) 1-(1-пирролидино)циклогексена (2а). 

Выход 0.73 г (64%), бежевые кристаллы, т. пл. 331–333 °С 

(AcOH). ИК спектр, ν, см–1: 3170, 3107, 3026, 2976, 

2943, 2855, 1645, 1614, 1515, 1478, 1439, 1391, 1327, 

1268, 1216, 1146, 1091, 1016, 998, 867, 839, 792, 734, 

711, 666, 576, 539. Спектр ЯМР 1Н (400 МГц), δ, м. д. 

(J, Гц): 1.70–1.72 (2H, м) и 1.89–1.91 (2H, м, 9,10-СН2); 

2.46 (2H, д. д, J = 5.8, J = 5.9) и 3.23 (2H, т, J = 5.8, 

J = 5.4, 8,11-СН2); 7.14 (1H, д. д, J = 8.1, J = 7.2, Н-2); 

7.24 (1H, д. д, J = 7.3, J = 7.8, Н-3); 7.29 (1H, д. д, 

J = 8.2, J = 1.6, Н-4); 7.38–7.41 (4H, м, H Ar); 8.00 (1H, д, 

J = 8.4, H-1); 11.00 (1H, с, NH). Найдено, m/z: 481.0071 

[M+Cs]+. C21H17ClCsN2O. Вычислено, m/z: 481.0078.  

7-(4-Бромфенил)-8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-а]-

хиноксалин-6(5H)-он (3d) получают из 1.00 г 

(2.53 ммоль) 3-(4-бром-α-хлорбензил)хиноксалин-2(1Н)-

она (1d) и 0.38 г (2.53 ммоль) 1-(1-пирролидино)цикло-

гексена (2a). Выход 0.66 г (59%), светло-бежевые 

кристаллы, т. пл. 312–315 °С (ДМСО). ИК спектр, ν, см–1: 

3437, 3028, 2924, 2857, 1651, 1615, 1511, 1479, 1440, 

1397, 1329, 1071, 1013, 997, 836, 750, 667, 574. Спектр 

ЯМР 1Н (400 МГц), δ, м. д. (J, Гц): 1.72–1.73 (2H, м) и 

1.91–1.92 (2H, м, 9,10-СН2); 2.47 (2H, д. д, J = 5.8, 

J = 6.1) и 3.25 (2H, д. д, J = 6.1, J = 5.1, 8,11-СН2); 7.16 

(2H, д. д. д, J = 7.9, J = 7.7, J = 1.7, Н-2); 7.25 (2Н, д. д. 

д, J = 7.9, J = 7.2, J = 1.0, Н-3); 7.30 (2H, д. д, J = 8.0, 

J = 1.7, Н-4); 7.35 (2H, д, J = 8.5, Н-3',5' Ar); 7.54 (2H, д, 

J = 8.5, H-2',6' Ar); 8.02 (1H, д, J = 8.4, H-1); 11.02 (1H, 

с, NH). Найдено, m/z: 526.9538 [M+Cs]+. C21H17BrCsN2O. 

Вычислено, m/z: 526.9553. 

2,3-Диметил-7-фенил-8,9,10,11-тетрагидроиндоло-

[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-он (3e) получают из 1.00 г 

(3.34 ммоль) 6,7-диметил-3-(α-хлорбензил)хиноксалин-

2(1Н)-она (1e) и 0.50 г (3.34 ммоль) 1-(1-пирролидино)-

циклогексена (2а). Выход 0.92 г (80%), светло-кремо-

вые кристаллы, т. пл. > 350 °С (AcOH). ИК спектр, 

ν, см–1: 3440, 3166, 3045, 2955, 2934, 2843, 1650, 1605, 

1517, 1479, 1446, 1410, 1384, 1370, 1332, 1277, 1213, 

1022, 880, 807, 768, 638, 590, 503. Спектр ЯМР 1Н 

(400 МГц), δ, м. д.: 1.69–1.71 (2H, м) и 1.91–1.93 (2H, м, 

9,10-СН2); 2.22 (3H, с, CH3); 2.29 (3H, с, CH3); 2.45–2.47 

(2H, м) и 3.24–3.26 (2H, м, 8,11-СН2); 7.04 (1H, с, Н-4); 

7.26–7.36 (5H, м, Н Ph); 7.77 (1H, с, H-1); 10.79 (1H, с, 

NH). Найдено, m/z: 475.0791 [M+Cs]+. C23H22CsN2O. 

Вычислено, m/z: 475.0781. 

2-Метил-7-фенил-8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-а]-

хиноксалин-6(5H)-он (3f) получают из 1.00 г (3.51 ммоль) 

6-метил-3-(α-хлорбензил)хиноксалин-2(1Н)-она (1f) и 

0.53 г (3.51 ммоль) 1-(1-пирролидино)циклогексена 

(2a). Выход 0.75 г (65%), светло-коричневые кристал-

лы, т. пл. 340–342 °С (AcOH). ИК спектр, ν, см-1: 3435, 

3160, 3025, 2939, 2848, 1648, 1625, 1609, 1518, 1483, 

1444, 1432, 1392, 1371, 1330, 1214, 1026, 874, 804, 749, 

727, 696, 635, 569. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц), δ, м. д. 

(J, Гц): 1.70–1.71 (2H, м) и 1.90–1.91 (2H, м, 9,10-СН2); 

2.37 (3H, с, CH3); 2.46 (2H, д. д, J = 5.7, J = 5.9) и 3.25 

(2H, д. д, J = 5.9, J = 6.1, 8,11-СН2); 7.04 (1H, д, J = 8.2, 

Н-3); 7.17 (1H, д, J = 8.1, Н-4); 7.27 (1H, д. д, J = 6.8, 

J = 6.8, Н-4 Ph); 7.32–7.38 (4H, м, Н-2,3,5,6 Ph); 7.80 

(1H, с, Н-1); 10.84 (1H, с, NH). Спектр ЯМР 13С (150 МГц), 

δ, м. д.: 20.2; 24.7; 28.0; 32.2; 42.0; 45.8; 54.1; 114.8; 

126.7; 127.8; 128.3; 128.8; 129.1; 130.4; 131.1; 132.2; 

138.6; 153.9; 162.5; 211.1. Найдено, m/z: 461.0594 

[M+Cs]+. C22H20CsN2O. Вычислено, m/z: 461.0625. 

6-Оксо-7-фенил-5,6,8,9,10,11-гексагидроиндоло[1,2-а]-

хиноксалин-2(3)-карбоновая кислота (3g) получают 

из 1.00 г (3.17 ммоль) 2-оксо-3-(α-хлорбензил)-1,2-

дигидрохиноксалин-6(7)-карбоновой кислоты (смесь 

изомеров) (1g) и 0.48 г (3.17 ммоль) 1-(1-пирролидино)-
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циклогексена (2а). Выход 0.59 г (52%, смесь изомеров), 

кристаллы молочного цвета, т. пл. > 350 °С (AcOH). 

ИК спектр, ν, см–1: 3222, 3055, 2935, 2853, 1695, 1689, 

1655, 1621, 1519, 1482, 1385, 1330, 1296, 1234, 1215, 911, 

806, 766, 698, 678, 589, 516. Спектр ЯМР 1Н (400 МГц), 

δ, м. д. (J, Гц): 1.71–1.73 (2H, м) и 1.92–1.94 (2H, м, 

9,10-СН2); 2.46–2.48 (2H, м) и 3.25–3.27 (2H, м,  

8,11-СН2); 7.29 (1H, д. д, J = 6.8, J = 6.7, Н-4 Ph); 7.34–

7.41 (5H, м, Н-2,3,5,6 Ph, Н-4*); 7.69 (1H, д. д, J = 8.8, 

J = 1.9, Н-2); 7.81* (1Н, д. д, J = 8.8, J = 1.7, Н-3*); 7.88 

(1H, д, J = 1.9, Н-4); 8.08 (1H, д, J = 8.9, Н-1); 8.60* (1Н, 

уш. с, Н-1*); 11.12 (1H, с, NH). Найдено, m/z: 359.1353 

[M+H]+. C22H19N2O3. Вычислено, m/z: 359.1390. 

9-Трет-бутил-7-фенил-8,9,10,11-тетрагидроиндоло-

[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-он (3h) получают из 1.00 г 

(3.69 ммоль) 3-(α-хлорбензил)хиноксалин-2(1Н)-она (1a) и 

0.76 г (3.69 ммоль) 1-(4-трет-бутилциклогексенил)-

пиперидина (2b). Выход 0.92 г (67%), белые кристаллы, 

т. пл. 328–332 °С (AcOH). ИК спектр, ν, см–1: 3422, 

3177, 3034, 2955, 2865, 1656, 1611, 1505, 1483, 1440, 

1387, 1364, 1327, 1246, 1215, 1075, 926, 870, 820, 744, 

729, 698, 666, 578, 554, 541. Спектр ЯМР 1Н (400 МГц), δ, 

м. д. (J, Гц): 0.90 (9Н, с, (CH3)3); 1.39–1.42 (2H, м) и 

2.17–2.20 (1Н, м, 9,10-СН2); 2.34–2.38 (2H, м) и 3.35–

3.39 (2Н, м, 8,11-СН2); 7.14 (1H, д. д. д, J = 7.8, J = 7.8, 

J = 1.7, Н-2); 7.23 (1H, д. д, J = 7.2, J = 7.1, Н-3); 7.27–

7.31 (2H, м, Н-4, Н-4 Ph); 7.37 (2H, д. д, J = 7.8, J = 7.2, 

Н-3,5 Ph); 7.41 (2H, д. д, J = 8.1, J = 1.7, Н-2,6 Ph); 

7.99 (1H, д, J = 8.3, Н-1); 10.94 (1H, с, NH). Найдено, m/z: 

371.2097 [M+H]+. C25H27N2O. Вычислено, m/z: 371.2118. 

7-Гексил-8,9,10,11-тетрагидроиндоло[1,2-а]хин-

оксалин-6(5H)-он (3i) получают из 1.00 г (3.58 ммоль) 

3-(1-хлоргептил)хиноксалин-2(1Н)-она (1h) и 0.54 г 

(3.58 ммоль) 1-(1-пирролидино)циклогексена (2a). 

Выход 0.63 г (54%), белые кристаллы, т. пл. 208–210 °С 

(ДМФА–i-PrOH, 1:1). ИК спектр, ν, см–1: 3443, 3168, 

3025, 2953, 2922, 2852, 1643, 1613, 1505, 1441, 1399, 

1378, 1329, 1245, 1176, 1111, 873, 738, 726, 716, 665, 

614, 562, 549, 516. Спектр ЯМР 1H (500 МГц), δ, м. д. 

(J, Гц): 0.83–0.87 (3H, м, CH3); 1.24–1.31 (6H, м, (СН2)

3); 1.48–1.52 (2H, м, СН2); 1.73–1.77 (2H, м) и 1.85–1.89 

(2H, м, 9,10-СН2); 2.87 (2H, д. д, J = 7.4, J = 7.1) и 3.13–

3.16 (2H, м, 8,11-СН2); 7.07 (1H, д. д, J = 8.0, J = 7.3, 

Н-2); 7.16 (1H, д. д, J = 7.6, J = 6.9, Н-3); 7.23 (1H, д, 

J = 7.7, Н-4); 7.88 (1H, д, J = 7.9, Н-1); 10.78 (1H, с, NH). 

Найдено, m/z: 323.2155 [M+H]+. C21H27N2O. Вычислено, 

m/z: 323.2118. 

7-Фенилиндоло[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-он (6). 

Кипятят 1.00 г (3.18 ммоль) 7-фенил-8,9,10,11-тетрагидро-

индоло[1,2-а]хиноксалин-6(5H)-она (3a) и 3.12 г 

(12.72 ммоль) хлоранила в 30 мл ксилола в течение 

50 ч. После упаривания растворителя осадок очищают 

колоночной хроматографией на cиликагеле (Silicagel 

100/160 μ, элюент гексан–AcOEt, 4:1→1:1, Rf 0.36). 

Выход 0.81 г (82%), розово-бежевые кристаллы, т. пл. 

312–314 °С. ИК спектр, ν, см–1: 3395, 3180, 3030, 2979, 

2923, 2859, 1663, 1615, 1601, 1560, 1506, 1493, 1449, 

1438, 1405, 1371, 1327, 1242, 1179, 1074, 991, 927, 839, 

803, 743, 699, 666, 631, 611, 566. Спектр ЯМР 1Н 

(400 MГц), δ, м. д. (J, Гц): 7.29–7.33 (2H, м, H Ar); 7.36–

7.42 (3H, м, H Ar); 7.46–7.49 (2H, м, H Ar); 7.55–7.62 

(3H, м, H Ar); 7.70 (1H, д, J = 8.0, H Ar); 8.51–8.54 (1H, 

м, H Ar); 8.59 (1H, д, J = 8.8, H Ar); 11.40 (1H, с, NH). 

Найдено, m/z: 443.0157 [M+Cs]+. C21H14CsN2O. Вычис-

лено, m/z: 443.0155. 

Рентгеноструктурные исследования кристаллов 

проведены на дифрактометрах Bruker SMART Apex II 

(соединения 3a,e,f) и Bruker KAPPA Apex (соединения 

3d,h,i); излучение μ(MoKα) 0.71073 Å. Структура рас-

шифрована прямым методом по программе SHELXS.34 

Положения неводородных атомов уточнены в изотроп-

ном, а затем в анизотропном приближениях по программе 

SHELXL-97.34 Атомы водорода аминогруппы выявлены 

из разностных рядов электронной плотности (кроме 

соединений 3d,h), остальные помещены в вычисленные 

положения. Все расчеты проведены с помощью 

программ WinGX35 и APEX236. Рисунки выполнены с 

помощью программы PLATON.37 

 

Файл сопроводительной информации, содержащий 

кристаллографические данные соединений 3a,d–f,h,i, 

доступен на сайте журнала http://hgs.osi.lv. 

 

Работа выполнена при финансовой поддержке 

Российского научного фонда (проект № 14-23-00073п). 
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