
СИНТЕЗ  2-ОКСООКСАЗОЛО [5,4-Ь ]ПИРИДИНОВ  
И  ИХ  РЕАКЦИИ  C АМИНАМИ  

Известно , что  2-оксооксазоло  [4,5-b ]пиридины  обладают  физиологиче -
ской  активностью  [1,  2].  2-Ок cооксазоло  [5,4-Ь  ]пиридины  упоминаются  

лип iь  в  одной , работе  [3].  
Изучая  поведение  производных  3-аминокарбонилпиридонов  (Ia-г ) в  

реакции  Гофмана  c целью  получения  соответствующих  3-aмин o-2(1Н )-

пиридонов , подобных  полученным  нами  ранее  [4,  5],  мы  обнаружила , что  

реакция  протекает  аналогично  превращению , которое  наблюдал  Гребе  [6 ] 
для  амида  салициловой  кислоты . 

При  проведении  реакции  Гофмана  c гийобромитом  (гипохлоритом ) 

натрия  только  соединение  Ir образует  соответствующее  3-аминопроизводнве  
(IIr) , а  соединения  Ia- в  превращаются  в  оксоок caзоло  [5,4-Ь  ]пиридины  
(IIIa-в ) . Отметим , что  хлорирование  пиридонов  Ia- в  в  реакции  Гофмана  
не  наблюдалось . 

NH2  

IVa, в  

I-IV a R = R1 = CНз , R2  = Вг ; б  R= СНз , R1 = Ph, R2  = вг ; в  R = С Fз , R1 = Р h, R2  = Н ; 

г  R=H,RI = СООН , А 2 = Вг  

2-Оксвоксазолопиридины  IIIa, в  в  реакции  c анилином  дают  N-фенил - 
уреидопиридоны  (IVa,в ), a c более  сильными  основаниями  (бутиламином , 
диэтиламином , пиперидином , мо pф oлином ) получен  соответствующий  
3-аминопиридон  (IIa) . 

Таким  образом , реакция  Гофмана  в  ряду  пиридонов  открывает  широкие  
возможности  синтеза  производных  2'-oксоок caзоло  [5,4-Ь  ]пи pидинов , 3-ами - 
нопиридинов . и  3-N-замещенны  х  уреидопиридонов . Исследования  про -

должаются .  . 
Соединения  Ia-в  получены  по . методике  работы  [7],  соединение  Ir -  по  

методике  работы  [8].  
3-Амино -5-б pом -4,6-диметил -2(IН ).-пиридон  (13а , С 1 гН 9ВГ N2О ). Травп  > 250 °C (EtOH). 

ИК  спектр : 1658, 3271, 3375 см -1 . Спектр  Н 1иIР  (ДМСО -D6): 2,24 (З  Н , с , СНз ), 2,31 (З  Н , с , СНз ), 

7,40 (1 Н , NНг ), 7,80 (1 H, хНг ), 1 2,04 м . д . (1 Н , NJEI). - 

3-Амино -5-бром -6-карб oкси -2(PН )-пиридон  (Пг ,. CБН . Вг Nг Oз )- Tpaзп  233...234 °C. И K 

спектр : 1689,1700, 3072, 3344, 3424 см  1.  Спектр  HMP  (дМСО -Dб ): 5,68...6,71 (3 Н , м , =СН -, 

Ni-I2), 11,62 м . д _,(2 н , NH,  ОН ).  . .. . .. . . . .. . . 

6-Б poм -5,7-диметил -2-оксо -(1Н )-ок cаз oло [5,4-Ь ] пиридин  (IIIa,_ С 8Н 7вг NгОг ).. Тразп > 

>240 °С  (EtOН ). ИК  спектр : 1650, 1756, 1776, 3108, 3512 см  1.  Спектр  ПМР  (ДМСО -D6) :  2,28(3  

H, СН ;), 2,48 (3 Н , С Hз ), 12,00 м . д _ (1 н , NH). 

6-Б ром -7 -метил -5-гре :ил -2-оксо -(1Н )-оксазоло [5,4-6] пиридин  (I т-Io, С 1зН 9Вг Nг O г ). 

Тратя  263...265  ° С  (EtOrI-Н 2О ,  3: 1). HE  спектр : 1625, 1748, 1778, 2794, 2994, 3062  см . Спектр  

I1viP (ДМСО =D6): 2,42 (3 Н , СНз ), 7,47 (5 Н ; Ph), 12,25:и . д : (1 Н , NH). 
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7-Трифторметил -5-фенил -2-оксо -(1H)-оксазоло [5,4-Ь ] пиридин  (И 1в , C13H7F3N20r)• Тпп  

255,..256 °С  (ЕУОН —H20, 2: 1). ИКспектр : 1630, 1760, 2937,3200 см  1 . Спектр  ПМР  (ДМСО -  

D б ): 7,44 (3 Н , Ph), 7,93 (1 H, =С H-), 8,06 (2 H, Ph), 12,64 м . д . (1 H, NH). 

3-(N-Февилуреидо )-д , 6-диметил -2(1H)-пи pидон  (1Va, С 1ФН 44ВГ NзО 2). Тразп  > 300 °С  
(ДМФА ) . ИК  сггектр :1578,1640, 3094, 3120, 3195, 3294 см  1.  Спектр  11MP (ДМСО -Dб ) : 2,13 (3 Н , 
СНз ), 2,31 (3 H, СНз ) ,'7,27 '(5   H, Ph), 7,73 (1 H, NH), 9,02 (1 Н , NH), д 2,08 м . д . (1 Н , NH). 

3-(N- Феннлуреидо )-4-т pифторметил *64енил -2 (1H)-пиридон  (Р /в , CiэН i д Fз Nз OZ):  Т  
244...246 ° С  (ДМФА =ЕнО H—Нг 0, 1 :1 :1). И K спектр : 1556, 1600, 1638, 2960, 3064, 3268 см 1. 
Спект p ПМР  (ДМСО -юь ): 6,67...7,50 (9 Н , 2Ph; =СН -), 7,86 (2 Н , Ph), 8,00 (1 H, NH), 9,11 (I Н , 
NH), 12,53 м . д . (1 H,.NH). . 
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МАГнИЙОРГАниЧЕСКиЕ  СОЕДИНЕ нИя  

. 	1-мЕТиЛ -2-Ал KИ JIЬЕНЗИ  ДАЗОЛОВ  

Известно , что  1-м eтил -2-т pет -бутилбензимидазол ' при  действии  
фенилъития  присоединяет  его  по  циклической  связи  C=N  [1].  Если  
алкильная  группа  в  положений  2 N-замещенног o бензимидазола  содержит  
атомы  водорода  y yгле poдног o атома , связанного  c гетерпциклом , то  наряду  
c продуктами  присоединения  бутил - и  фент  ллития  й о  азометиновой  связи  
образуются  N-замещенные  2- (1  -литийалкил ) бензимидазолът . Однако  ВЫХОД  
последних  в  большинстве  случаев  низкий  [2].  

Нами  установлено , что  если  в  кач ecтве  уеталлирующего  агента  
применить  изопропилмагнийбромид  в  смеси  тетрагидрофцрана  и  1';2-диме -
токсиэтана , то  реакция  металлирования  бензимпдазолов  I, приводящая  к  
образованию  магнийорганических  соединений  II, становится  преобла - 
дающим  процессом . Для  определения  выходов  соединений  II. и .выяснения -их  
строения  действием  бензофенона  они  превращались  в  спирты  III. ВЫХОД  
соединений  II (по  соединениям  III) составляет  71...33%а . 

При  проведении  реакции  металлирования  бедзимидазолав  I без  
1 ,2-диметоксиэтана  выход  магнийорганических  соединений  II снижается  до  
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