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МОДИФИКАЦИЯ РЕАКЦИИ ПИКТЕ–ШПЕНГЛЕРА 
В СИНТЕЗЕ КОНДЕНСИРОВАННЫХ 2,3-БЕНЗОДИАЗОЦИНОВ 

Предложена новая стратегия синтеза восьмичленного гетероциклического 
скелета тетрагидрохиназолино[3,2-с][2,3]бензодиазоцин-15-онов, основанная на 
реакции Пикте–Шпенглера 3-амино-2-[2-(3,4-диметоксифенил)этил]хиназолин-
4(3Н)-она с карбонильными соединениями в кислых средах. 

 

Ключевые слова: 3-амино-2-[2-(3,4-диметоксифенил)этил]хиназолин-
4(3Н)-он, конденсированные диазоцины, соляная кислота, тетрагидрохиназоли-
но[3,2-с][2,3]бензодиазоцин-15-оны, трифторуксусная кислота, реакция Пикте–
Шпенглера, циклизация. 

2,3-Бензодиазоцины являются гомологами 2,3-бензодиазепинов. Мето-
ды получения бензодиазепинов хорошо отработаны [1], тогда как бензо-
диазоцины до сих пор труднодоступны. В литературе описано лишь не-
сколько примеров получения бензодиазоцинов внутримолекулярным ази-
ридированием двойной связи в 3-аминохиназолоне под действием тетра-
ацетата свинца [2–6], а также циклизацией орто-фенилендикарбонильных 
соединений под действием гидробромида гидразина [7–9]. 

Недавно мы сообщали о синтезе гетероконденсированных 2,3-бензо- 
диазепинов с использованием реакции Пикте–Шпенглера из 3-амино-
2-(3,4-диметоксибензил)хиназолин-4(3Н)-она и карбонильных соединений 
в соляной или трифторуксусной кислотах [10, 11]. Этот метод использован 
также для синтеза бензотиенодиазепинов [12]. 

С целью определения границ применения реакции Пикте–Шпенглера 
мы исследовали возможность получения восьмичленного гетероцикли- 
ческого скелета 9,10-диметокси-6,7,12,13-тетрагидро-15H-хиназолино-
[3,2-с][2,3]бензодиазоцин-15-oнов 2 реакцией 3-амино-2-[2-(3,4-диметок-
сифенил)этил]хиназолин-4(3Н)-она (1) с карбонильными соединениями в 
кислых средах.  

Ранее мы показали, что при синтезе бензодиазепинов лучшие выходы 
получаются при использовании в качестве циклизующего агента соляной 
кислоты [10, 11]. Изучая реакцию синтеза диазоцинов 2а–f, мы обнаружи-
ли, что соединение 1 в соляной кислоте хорошо реагирует только 
с параформом. Соответствующий диазоцин 2a был выделен в виде гидро-
хлорида с выходом 87%. Реакция с бензальдегидами и пиридин-4-альде-
гидом в соляной кислоте даёт низкие выходы диазоцинов 2b–d, а изатин и 
нингидрин не реагируют вообще. В трифторуксусной кислоте амин 1 
взаимодействует с бензальдегидами, изатином и нингидрином, образуя 
соответствующие 12-замещённые бензодиазоцины 2b,c,e,f с выходами 35–
70% (табл. 1). Однако реакция с пиридин-4-альдегидом в трифторук- 
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2 a R = H, b R = 4-МеС6Н4, c R = 4-ClС6Н4, d R = 4-Py 
 

сусной кислоте останавливается на стадии образования азометина 3. Али-
фатические альдегиды и этиловый эфир пировиноградной кислоты в реак-
цию не вступают.  

 
Т а б л и ц а  1  

 
Характеристики синтезированных соединений 1–3 

 

Найдено, % 
Вычислено, % 

Сое- 
дине- 
ние 

Брутто- 
формула 

C H Cl N 

Т. пл., °C 
Выход, 

% 

1 С18Н19N3O3 66.58 
66.45 

5.76 
5.89 

– 12.95 
12.91 

137 63 

2a C19H19N3O3·HCl 60.96 
61.04 

5.42 
5.39 

9.39 
9.48 

11.39 
11.24 

229 87* 

2b C26H25N3O3 73.18 
73.05 

5.96 
5.89 

_ 9.79 
9.83 

155–156 40** 

2c C25H22ClN3O3 67.21 
67.04 

5.12 
4.95 

7.95 
7.91 

9.21 
9.38 

187–189 35** 

2d C24H22N4O3 69.67 
69.55 

5.56 
5.35 

_ 13.63 
13.52 

208–209 10* 

2e C26H22N4O4 68.90 
68.71 

5.02 
4.88 

_ 12.38 
12.33 

319–320 65** 

2f C27H21N3O5 69.33 
69.37 

4.58 
4.53 

_ 8.89 
8.99 

270 (разл.) 70** 

3 C24H22N4O3 69.51 
69.55 

5.47 
5.35 

_ 13.56 
13.52 

134–135 90 

_________ 
* Циклизующий агент соляная кислота. 
** Циклизующий агент трифторуксусная кислота. 
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Обнаружено, что в одинаковых условиях образование диазоцинов про-
исходит значительно медленнее, чем диазепинов. Например, для полного 
завершения реакции соединения 1 с ароматическими альдегидами в триф-
торуксусной кислоте требуется не менее 48 ч, тогда как диазепины обычно 
образуются уже через 6–8 ч [10, 11].  

При нагревании амина 1 с бензальдегидами в CF3COOH в течение 24 ч в 
реакционной смеси присутствует до 50% оснований Шиффа, что, возможно, 
связано с пространственным фактором (большим расстоянием от азо-
метинового атома углерода до атома С(6) вератрового кольца). Возможно 
также, что низкие выходы соединений 2b–d в соляной кислоте – следствие 
конкурентной реакции гидролиза основания Шиффа. При проведении цик-
лизаций в соляной кислоте диазоцины 2b–d выделены с выходами 10–15%. 

Для подтверждения полученных соединений были зарегистрированы 
масс-спектры ионизации электронным ударом (табл. 2). Как видно из 
представленных данных, для соединений 2b и 2с пики молекулярных ио-
нов малоинтенсивны, что снижает достоверность их идентификации. По-
этому для подтверждения их структуры были зарегистрированы масс-
спектры с ионизацией быстрыми атомами (FAB), в которых наблюдаются 
пики ионов [М+Н]+ максимальной интенсивности. Независимо от метода 
ионизации, масс-спектры соединений 2b и 2с характеризуются одинако-
выми фрагментарными ионами. Анализ спектров метастабильных ионов 
(В/Е и В2/Е-связанное сканирование) позволяет выделить два основных 
конкурирующих между собой направления фрагментации А и Б. 
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Направление А, как видно из приведённой схемы, связано с элиминиро-

ванием молекулярными ионами гидроксильного радикала и образованием 
ионов ФА [M  17]+. Поскольку в молекулах анализируемых соединений та-
кой фрагмент отсутствует, можно предположить, что его образование явля-
ется следствием миграции атома водорода к карбонильной группе. Вероятно, 
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Т а б л и ц а  2  
Масс-спектры соединений 2а–f 

 

Соеди- 
нение 

m/z (Iотн, %) 

2а 337 [М]+ (34), 322 (21), 321 (30), 320 (100), 306 (22), 305 (57), 277 (10), 191 (2), 
186 (11), 177 (19), 176 (18), 161 (13), 160 (17), 77 (13) 

2b 427 [М]+ (1), 411 (21), 410 (74), 395 (14), 268 (24), 267 (100), 252 (25) 

2с  447 [М]+ (2), 432 (35), 431 (36), 430 (100), 418 (11), 417 (17), 416 (31), 415 (29), 
289 (34), 288 (36), 287 (94), 272 (26), 165 (13), 160 (14), 151 (18), 139 (19), 111 ( 11) 

2d 414 [М]+ (55), 397 (100), 382 (40), 336 (12), 267 (10), 254 (88), 239 (24), 160 (11), 
151 (11) 

2e 454 [М]+ (100), 426 (13), 395 (18), 295 (10), 294 (47), 281 (19), 280 (68), 279 (24), 
216 (11), 57 (12), 55 (10)  

2f 467 [М]+ (58), 334 (14), 320 (27), 308 (25), 307 (11), 293 (20), 132 (16), 105 (20), 
104 (100), 76 (18) 

 2b*  428 [M + H]+ (100), 427 (10), 426 (12), 411 (17), 410 (52), 268 (12), 267 (39) 

 2с* 448 [M + H]+ (100), 447 (12), 446 (11), 432 (21), 431 (15), 430 (46), 289 (19), 288 ( 11), 
287 (28) 

_______________ 
* Спектры FAB. 
 
источником таких атомов водорода является группа NH соседнего восьми-
членного цикла.  

Вторым фактором, определяющим устойчивость молекулярных ионов 
соединений 2а–d, является интенсивность фрагментации по направлению Б, 
которое приводит к образованию ионов ФБ с массой 176 + R. Как видно из 
приведённой схемы, это связано с расщеплением восьмичленного цикла, 
лёгкость протекания которого зависит от характера заместителя R. Оче-
видно, что электронодонорные заместители должны способствовать ста-
билизации образующихся катионов, а значит, увеличивать вероятность их 
образования. Такое предположение согласуется с наблюдаемым изме-
нением интенсивности пика ионов ФБ в масс-спектрах соединений 2а–d. 

Для соединения 2а обсуждаемое направление распада реализуется в не-
значительной степени вследствие отсутствия стабилизирующего влияния 
заместителя на устойчивость образующихся фрагментов. Следствием этого 
является низкая относительная интенсивность пика ионов ФБ (19%). Доми-
нирующим направлением распада в этом случае является направление А 
(интенсивность пика ионов ФА составляет 100%). Введение в качестве за-
местителя R ароматических фрагментов существенно увеличивает вероят-
ность протекания распада по направлению Б, а относительная интенсив-
ность пиков ионов ФБ хорошо согласуется с электронодонорными свойст-
вами заместителя R. Как видно из данных табл. 2, отношение интенсивно-
стей пиков ионов ФБ и ФА для соединения 2b составляет 1.36, тогда как для 
соединения 2с эта величина равна 0.94, а для соединения 2d  0.88. 

Введение изатинового фрагмента практически полностью подавляет 
направление распада, связанное с элиминированием гидроксильного ради-
кала, и увеличивает устойчивость молекул к электронному удару. В масс-
спектре наблюдаются малоинтенсивные пики ионов, образующихся в ре-
зультате последовательного элиминирования молекулы СО (m/z 426) и ме-
токсильного радикала (m/z 395). Доминирующие направления распада в 
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этом случае сопровождаются расщеплением восьмичленного цикла с об-
разованием осколочных ионов с m/z 294 и 280, которые имеют, по-види-
мому, структуры, приведённые на следующей схеме:  
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Для соединения 2f наблюдаются направления распада, сопровождаю-
щиеся полным элиминированием нингидринового фрагмента и образова- 
нием иона m/z 104, пик которого имеет максимальную интенсивность в 
спектре.  
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По данным РСА, в молекуле 2а восьмичленный гетероцикл находится в 
конформации твист-ванна (рис. 1). Связи С(6)–С(7) и С(12)–N(13), лежа-
щие в основании ванны, скручены относительно друг друга на –20.2°. 
Атомы C(5А), C(7), C(11) и N(14) отклоняются от среднеквадратичной 
плоскости, проведённой через атомы основания, на 1.17, 0.98, 1.10 и 
0.99 Ǻ соответственно. Значительный изгиб данного цикла обусловливает 
образование сильных внутримолекулярных укороченных контактов: 
С(5A)···С(11А) 3.16 Å (сумма ван-дер-ваальсовых радиусов [13] 3.42 Å), 
N(14)···С(7А) 3.09 (3.21), N(13)···С(7) 2.80 (3.21), N(13)···H(7B) 2.53 Å 
(2.66 Å). Атом N(13) имеет пирамидальную конфигурацию (сумма валент-
ных углов, центрованных на атоме, составляет 335º). Метоксигруппы ле-
жат в плоскости бензольного кольца С(7A)–C(11A) (торсионные углы 
C(11)–C(10)–О(3)–C(17) и C(8)–C(9)–О(2)–С(16) составляют –0.9(3)º и 
9.6(3)º соответственно), несмотря на укороченные контакты Н(8)···Н(16С) 
2.29 (2.32) и Н(11)···H(17B) 2.27 Å (2.32 Å). 
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Рис. 1. Строение молекулы соединения 2а, по данным РСА 

 
В кристалле молекулы 2а разупорядочены по двум ориентациям, отли-

чающимся направлением карбонильной группы с заселённостью 82:18%. 
Это приводит к возникновению межмолекулярных укороченных контак-
тов С(2)···Н(13') (2.5x, 0.5+y, 0.5z) 2.67, С(3)···Н(13') (2.5x, 0.5+y, 
0.5z) 2.76, С(3)···Н(6'B') (2.5x, 0.5+y, 0.5z) 2.74 Å (сумма ван-дер-
ваальсовых радиусов [13] 2.87 Å); H(16C)···Н(6'А') (1+x, y, z) 2.13 Å 
(сумма ван-дер-ваальсовых радиусов [13] 2.32 Å). 

Рентгеноструктурное исследование гидрохлорида 2а (рис. 2) показало, 
что образование соли приводит к исчезновению разупорядоченности в 
кристалле. При этом происходит протонирование атома N(5) пиримидино-
вого цикла, который оказывается связан с хлорид-анионом сильной водо-
родной связью N(5)–H(5)…Cl(1) (H…Cl 1.92 Å, N–H…Cl 171º).   

 
 

Рис. 2. Строение гидрохлорида соединения 2а, по данным РСА 
 



 1229 

Образование соли слабо влияет на конформацию молекулы. Скручен-
ность связей, лежащих в основании конформации ванна восьмичленного 
цикла, становится несколько меньше, чем в нейтральной молекуле (–16.4°), 
а отклонения атомов от среднеквадаратичной плоскости, проведённой через 
атомы основания, несколько больше (отклонения атомов C(5А), C(7), C(11) 
и N(14) равны 1.19, 1.05, 1.15 и 1.06 Å соответственно). Также наблюдается 
некоторое увеличение пирамидальности атома N(13). Сумма валентных уг-
лов, центрованных на атоме, в гидрохлориде составляет 328°. 

Таким образом, мы показали, что реакция Пикте–Шпенглера может 
быть успешно использована не только для получения конденсированных 
бензодиазепинов [10,11], но и ранее не известных 9,10-диметокси-12-R-
6,7,12,13-тетрагидро-15H-хиназолино[3,2-с][2,3]бензодиазоцин-15-онов.  

 
Т а б л и ц а  3  

 
Спектры ЯМР 1Н синтезированных соединений 

 

Соеди- 
нение Химические сдвиги, , м. д. (J, Гц) 

1 3.06 (2H, м, ArСН2); 3.24 (2H, м, HetarСН2); 3.76 (3Н, с) и 3.78 (3Н, с, 
3',4'-ОСН3); 5.64 (2H, с, NH2); 6.77 (1H, д, J5',6' = 8.0, Н-5'); 6.81 (1H, д. д,  
J6',5' = 8.0, J6',2' =1.6, Н-6'); 6.85 (1H, д, J2',6' = 1.6, Н-2'); 7.42 (1Н, т, J = 8.0, Н-6); 
7.60 (1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.71 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.13 (1Н, д, J = 8.0, Н-5) 

2a 3.55 (2Н, м, 7-СН2); 3.69 (2Н, м, 6-СН2); 3.60 (3H, с) и 3.73 (3H, с, 9,10-OCH3); 
4.30 (1Н, уш. с, NH в обмене с Н2О); 4.41 (2Н, с, 12-CH2); 6.50 (1Н, с, Н-8); 6.78 
(1Н, с, Н-11); 7.50 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.72–7.83 (2Н, м, H-3,4); 8.20 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-1) 

2b 2.34 (3Н, с, СН3); 2.74 (1Н, м) и 3.53 (1Н, м, 7-СН2); 3.10 (1Н, м) и 3.95 (1Н, м,  
6-СН2); 3.61 (3H, с) и 3.75 (3H, с, 9,10-OCH3); 5.74 (1Н, д, J = 3.2, 12-CН); 6.53 
(1Н, с, Н-8); 6.65 (1Н, д, J = 3.2, NH); 6.71 (1Н, с, Н-11); 7.13 (2Н, д, J = 8.0, 
Н-3',5'); 7.28 (2Н, д, J = 8.0, Н-2',6'); 7.38 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.43 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-4); 7.65 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.10 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2c 2.73 (1Н, м) и 3.55 (1Н, м, 7-СН2); 3.09 (1Н, м) и 3.81 (1Н, м, 6-СН2); 3.63 (3H, с) 
и 3.75 (3H, с, 9,10-OCH3); 5.80 (1Н, д, J = 3.2, 12-CН); 6.59 (1Н, с, Н-8); 6.70 (1Н, 
с, Н-11); 6.90 (1Н, д, J = 3.2, NH); 7.31 (2Н, д, J = 8.0, Н-2',6'); 7.37 (1Н, т,  
J = 7.6, Н-2); 7.41 (2Н, д, J = 8.0, Н-3',5'); 7.43 (1Н, д, J = 7.6, Н-4); 7.65 (1Н, т,  
J = 7.6, Н-3); 8.09 (1Н, д, J = 7.6, Н-1) 

2d 2.71 (1Н, м) и 3.59 (1Н, м, 7-СН2); 3.04 (1Н, м) и 3.75 (1Н, м, 6-СН2); 3.66 (3H, с) 
и 3.74 (3H, с, 9,10-OCH3); 5.85 (1Н, д, J = 3.2, 12-CН); 6.69 (1Н, с, Н-8); 6.71 (1Н, 
с, Н-11); 7.24 (1Н, д, J = 3.2, NH); 7.37 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.41 (2Н, д,  
J = 4.8, Н-3',5'); 7.44 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.65 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.09 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-1); 8.49 (2Н, д, J = 4.8, Н-2',6') 

2e 2.96 (1H, м) и 3.57 (1H, м, 7-СН2); 3.31 (1H, м) и 4.73 (1H, м, 6-СН2); 3.55 (3H, с) 
и 3.83 (3H, c, 9,10-OCH3); 6.11 (1H, c, H-8); 6.70 (1H, c, H-11); 6.84 (1H, c, NH); 
6.94 (1H, т, J = 7.6, H-6'); 7.00 (1H, д, J = 7.6, H-4'); 7.25 (1H, т, J = 7.6, H-5'); 
7.29 (1H, д, J = 7.6, H-7'); 7.38 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.47 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.68 
(1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.00 (1Н, д, J = 8.0, Н-1); 10.76 (1H, c, NH) 

2f 2.92 (1H, м) и 3.55 (1H, м, 7-СН2); 3.22 (1H, м) и 4.65 (1H, м, 6-СН2); 3.45 (3H, с) 
и 3.82 (3H, c, 9,10-OCH3); 5.97 (1H, c, H-8); 6.91 (1H, c, H-11); 7.40 (1Н, т,  
J = 8.0, Н-2); 7.46 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.69 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.01 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-1); 8.03–8.15 (5H, м, H-4',5',6',7' + NH) 

3 3.04 (2H, м, ArСН2); 3.20 (2H, м, HetarСН2); 3.66 (3H, с) и 3.75 (3Н, с, 
3',4'-ОСН3); 6.66–6.73 (3H, м, H-2',5',6'); 7.50 (1Н, т, J = 8.0, Н-6); 7.67 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-8); 7.80 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 7.81 (2H, д, J = 5.2, H-3",5"); 8.20 (1Н, д,  
J = 8.0, Н-5); 8.75 (2H, д, J = 5.2, H-2",6"); 9.10 (1H, c, CH=N) 



 1230 

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ 

Спектры ЯМР 1Н зарегистрированы на приборе Bruker Avance II 400 (400 МГц) 
в растворе ДМСО-d6, внутренний стандарт ТМС. Масс-спектры электронной ио-
низации зарегистрированы на масс-спектрометре МХ1321 при ионизирующем 
напряжении 70 эВ, температуре камеры ионизации 220 °C с использованием сис-
темы прямого ввода образца. Спектры метастабильных ионов записаны на масс-
спектрометре VG7070 в тех же условиях. Спектры FAB регистрировались на 
масс-спектрометре VG7070. Десорбция ионов из раствора образцов в м-нитро-
бензиловом спирте осуществлялась пучком атомов аргона с энергией 8 KэВ.  

Кристаллы 2а моноклинные, C19H19N3O3, при 293 K, a = 9.826(1) Å, b = 
= 13.633(1) Å, c = 12.199(1) Å, β = 99.09(1)°, V = 1613.5(2) Å3, Mr = 337.37, Z = 4, 
пространственная группа P21/n, dвыч = 1.389 г/см3, (MoK) = 0.096 мм–1, F(000) = 
= 712. Параметры элементарной ячейки и интенсивности 9072 отражений 
(2655 независимых, Rint = 0.052) измерены на дифрактометре Xcalibur-3 (MoK-из- 
лучение, ССD-детектор, графитовый монохроматор, ω-сканирование, 2max = 50°).  

Кристаллы гидрохлорида 2а моноклинные, C19H20ClN3O3, при 293 K, a = 
= 9.131(1) Å, b = 14.817(4) Å, c = 13.633(3) Å, β = 95.65(2)°, V = 1835.5(6) Å3,  
Mr = 373.83, Z = 4, пространственная группа P21/n, dвыч = 1.353 г/см3, (MoK) = 
= 0.232 мм–1, F(000) = 784. Параметры элементарной ячейки и интенсивности 
12268 отражений (3181 независимых, Rint = 0.074) измерены на дифрактометре 
Xcalibur-3 (MoK-излучение, ССD-детектор, графитовый монохроматор, ω-скани-
рование, 2max= 50°).  

Структуры расшифрованы прямым методом по комплексу программ 
SHELXTL [14]. Положения атомов водорода выявлены из разностного синтеза 
электронной плотности и уточнены по модели ''наездника'' с Uiso = nUeq неводо-
родного атома, связанного с данным водородным (n = 1.5 для метильных групп и 
n = 1.2 для остальных атомов водорода). Структуры уточнены по F2 полномат-
ричным МНК в анизотропном приближении для неводородных атомов до  
wR2 = 0.167 по 2655 отражениям (R1 = 0.068 по 1461 отражениям с F > 4σ(F),  
S = 0.934) для соединения 2а, и до wR2 = 0.057 по 3166 отражениям (R1 = 0.043 по 
1284 отражениям с F > 4σ(F), S = 0.934) для гидрохлорида 2а. Координаты ато-
мов, геометрические параметры молекулы и кристаллографические данные депо-
нированы в Кембриджском банке структурных данных – депоненты CCDC 
784407 (2а) и CCDC 791211 (2а гидрохлорид). 

3-Амино-2-[2-(3,4-диметоксифенил)этил]хиназолин-4(3Н)-он (1) получают 
циклизацией метил-2-[2-(3,4-диметоксифенил)этилкарбоксамидо]бензоата гидра-
зингидратом по методике [15, 16]. 

Гидрохлорид 9,10-диметокси-6,7,12,13-тетрагидро-15H-хиназолино[3,2-с]-
[2,3]бензодиазоцин-15-она (2а). К раствору 1 ммоль амина 1 в 1–2 мл диоксана 
добавляют 1 ммоль параформа и 4 мл конц. HCl. Смесь нагревают 4 ч при 80 °С, 
охлаждают, прибавляют 5 мл воды и оставляют при –10 °С. Выпавший гидрохло-
рид 2а отфильтровывают и промывают ацетоном. Кристаллы на РСА получены 
кристаллизацией из 90% водного 2-пропанола. 

9,10-Диметокси-12-(4-пиридил)-6,7,12,13-тетрагидро-15H-хиназолино[3,2-с]-
[2,3]бензодиазоцин-15-он (2d). К раствору 1 ммоль амина 1 в 1–2 мл диоксана до-
бавляют 1 ммоль пиридин-4-альдегида и 4 мл конц. HCl. Смесь нагревают 4 ч при 
80 °С, охлаждают, разбавляют водой и отфильтровывают не вступивший в реакцию 
исходный амин. Фильтрат нейтрализуют 10% водным раствором аммиака до сла-
бощелочной реакции. Оставляют смесь на 1 ч, после чего выпавшие кристаллы от-
фильтровывают и промывают водой. Кристаллизуют из смеси ДМФА–ацетонитрил. 

9,10-Диметокси-12-R-6,7,12,13-тетрагидро-15H-хиназолино[3,2-с][2,3]бензо-
диазоцин-15-оны 2b,c,e,f (общая методика). Смесь 2 ммоль амина 1 и 2 ммоль 
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соответствующего карбонильного соединения в 5 мл трифторуксусной кислоты 
кипятят 48 ч. Реакционную смесь охлаждают, разбавляют водой и нейтрализуют 
10% водным раствором аммиака до слабощелочной реакции. Оставляют смесь на 
1 ч, после чего кристаллы отфильтровывают и промывают водой. Кристаллизуют 
из смеси ДМФА–ацетонитрил.  

В этих условиях взаимодействие амина 1 с 4-формилпиридином приводит к 
2-[2-(3,4-диметоксифенил)этил]-3-[(E)-1-(4-пиридил)метилиденамино]хиназолин-
4(3H)-ону 3. 
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