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В последние годы возрос интерес к синтезу и изучению биологических свойств хинолонов. Этот 

интерес был в значительной степени обусловлен фактом обнаружения фрагментов хинолонов-2 и 

хинолонов-4 в составе большого числа алкалоидов [1]. В результате к настоящему времени уже 

получен ряд синтетических препаратов, содержащих хинолоновый гетеро-цикл и проявляющих 

антибактериальные свойства [2]. 

Вместе с тем, интенсивность поиска лекарственных средств среди производных хинолонов, на наш 

взгляд, тормозится возможностями син-теза новых представителей соединений этого класса. На 

данный момент существует практически один наиболее эффективный стратегический путь синтеза 

хинолонов – конденсация анилинов с β-кетоэфирами и последую-щая циклизация. При этом в 

зависимости от условий проведения реакции образуются производные либо хинолона-4 (Конрад, 

Лимпах [3–5]), либо хинолона-2 (Кнорр [6–8]). 

На примере орто-N-фенацилзамещенных ацилбензолов 3, 4, легко об-разующихся из анилинов 1, 2 

ацилированием хлорангидридом фенилук-сусной кислоты, нам впервые удалось осуществить 

внутримолекулярный вариант конденсации Кневенагеля и с высокими выходами получить 

соответствующие хинолоны-2. 
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Синтетические возможности найденной реакции изучаются. 
ИК спектры снимали на приборе UR-20в вазелиновом масле. Спектры ЯМР 

1
H  регистрировали на приборе 

(400 МГц), соединений 1–4 в CDCl3 (стандарт – оста-точные протоны дейтерорастворителя), соединений 5, 6 в 

ДМСО-d6, (внутренний стандарт ТМС). 

6-Амино-7-циклопропилкарбонил-1,4-бензодиоксан (1) и 6-амино-7-(м-фтор- бензоил)-1,4-бензодиоксан (2) 

получают восстановлением соответствующих нитросоединений, как описано в работе [9]. 

Соединение 1, выход 71%, т. пл. 94–95 °С (из этанола). Спектр ЯМР 
1
Н, δ, м. д.: 0.91 (2H, м), 1.16 (2Н, м) и 

2.48 (1Н, м) – протоны циклопропана; 4.22 (2Н, м) и 4.31 (2Н, м, OCH2CH2O); 5.89 (2Н, уш. с, NH2); 6.12 (1Н, с, 

Н-5); 7.48 (1Н, с, Н-8). Найдено, %: С 65.55; Н 5.81; N 6.19. C12H13NO3. Вычислено, %: С 65.74; H 5.96; N 6.39. 

Соединение 2, выход 87%, т. пл. 124–125 °С (из этанола). Спектр ЯМР 
1
Н, δ, м. д.: 4.17 (2Н, м) и 4.31 (2Н, м, 

OCH2CH2O); 5.91 (2Н, уш. с, NH2); 6.21 (1Н, с, Н-5); 6.91 (1Н, с, Н-8); 7.21 (1Н, м), 7.32 (1Н, м) и 7.41 (2Н, м, 

ArH'). Найдено, %: С 65.64; Н 4.26; N 4.93. C15H12FNO3. Вычислено, %: С 65.93; H 4.43; N 5.13. 

6-N-Фенациламино-7-циклопропилкарбонил-1,4-бензодиоксан (3) получают из аминосоединения 1, как 

описано в работе [10], выход 84%, т. пл. 137–138 °С (из этанола). Спектр ЯМР 
1
Н, δ, м. д.: 0.98 (2H, м), 1.18 (2Н, 

м) и 2.51 (1Н, м) – про-тоны циклопропана; 3.69 (2Н, с, СН2-бензильная); 4.25 (2Н, м) и 4.33 (2Н, м, OCH2CH2O); 

7.31 (1Н, м) и 7.35 (4Н, м, ArH'); 7.58 (1Н, с, Н-8); 8.31 (1Н, с, Н-5); 11.61 (1Н, с, NH). Найдено, %: С 71.01; Н 

5.42; N 3.91. C20H19NO4. Вычислено, %: С 71.20; H 5.68; N 4.15. 

6-N-Фенациламино-7-(м-фторбензоил)-1,4-бензодиоксан (4) получают ана-логично из аминосоединения 2, 

выход 91%, т. пл. 157–158 °С (из этанола). Спектр ЯМР 
1
Н, δ, м. д.: 3.77 (2Н, с, СН2-бензильная); 4.21 (2Н, м) и 

4.34 (2Н, м, OCH2CH2O); 7.01 (1Н, с, Н-8); 7.21–7.45 (9Н, м, ArH'); 8.26 (1Н, с, Н-5); 11.06 (1Н, с, NH). Найдено, 

%: С 70.32; Н 4.43; N 3.39. C23H18FNO4. Вычислено, %: С 70.58; H 4.63; N 3.58. 

3-Фенил-4-циклопропил-6,7-этилендиоксихинолон-2 (5). К раствору этила-та натрия, приготовленному из 

46 мг (0.002 г-ат) натрия и 25 мл этанола, добав-ляют 0.67 г (2 ммоль) соединения 3, перемешивают 2 ч при 20 

°С, выливают в 120 мл воды, нейтрализуют 2 н. HCl, отфильтровывают образовавшийся осадок, промывают 



спиртом, эфиром и сушат на воздухе. Получают 0.61 г (91%) соеди-нения 5. Т. пл. 301–302 °С. ИК спектр, ν, см
–

1
: 3000–2400 (N–H), 1640 (С=О). Спектр ЯМР 

1
Н, δ, м. д.: 0.02 (2H, м), 0.65 (2Н, м) и 1.95 (1Н, м) – протоны 

цикло-пропана; 4.32 (4Н, м, OCH2CH2O); 6.76 (1Н, с, Н-5); 7.35 (5Н, м, ArH'); 7.57 (1H, c, H-8); 11.55 (1H, c, NH). 

Найдено, %: С 74.92; Н 5.28; N 4.24. C20H17NO3. Вычислено, %: С 75.22; H 5.37; N 4.39. 

3-Фенил-4-(м-фторфенил)-6,7-этилендиоксихинолон-2 (6) получают анало-гично из 0.39 г соединения 4 

при перемешивании реакционной смеси в течение 4 ч с выходом 0.35 г (94%) Т. пл. 354–355 °С. ИК спектр, ν, 

см
–1

: 3000–2400 (N–H), 1650 (С=О). Спектр ЯМР 
1
Н, δ, м. д.: 4.19 (2H, м) и 4.29 (2Н, м, OCH2CH2O); 6.35 (1Н, с, 

Н-5); 6.88 (1H, c, H-8); 6.95 (2Н, м), 7.06 (6Н, м) и 7.31 (1Н, м, ArH); 11.80 (1H, c, NH). Найдено, %: С 73.82; Н 

4.35; N 3.71. C23H16FNO3. Вычислено, %: С 73.98; H 4.32; N 3.75. 
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