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В ходе проведенного исследования было обна-
ружено, что при нагревании азлактонов с эфирами 
β-аминокротоновой кислоты в уксусной кислоте в 
течение 12—18 часов, приводит к раскрытию ок-
сазолонового цикла и дальнейшей рециклизации в 
полифункциональные тетрагидропиридин-2-оны 
(схема 1).

Структура целевых N-(5-R-4-арил-6-метил-2-
оксо-1,2,3,4-тетрагидропиридин-3-ил)бензамидов 
Ia,b однозначно установлена на основании данных 
ЯМР 1Н — спектроскопии.

Образование 1,2,3,4-тетрагидропиридин-2-
онов подтверждается наличием сигналов протонов 
Н3 и Н4 гетероцикла. Сигнал протона Н3 (δ ~ 5,1 
м.д.) является дублетом дублетов вследствие спин-
спинового взаимодействия с протонами Н4 цикла 
и NH амидного заместителя. Дублет протона Н4 
наблюдается около 4,5 м.д. Отнесение сигналов 
протонов N-H, наличие которых также подтверж-
дает рециклизацию азлактонов, сделано на осно-

Арилиденоксазолоны привлекают внимание 
исследователей главным образом в качестве удоб-
ных синтетических интермедиатов для получения 
ряда гетероциклических соединений [1,2]. Наш 
интерес к оксазолонам связан в первую очередь с 
изучением реакций рециклизации оксазолонового 
кольца при взаимодействии с 1,3-динуклеофилами, 
т.к. такие реакции на данный момент практически 
не исследованы.

С целью синтеза новых биологически важных 
гидрированных производных 2-оксопиридинов 
изучено взаимодействие экзоциклических α,β-
непредельных оксазолонов с C,N-динуклеофиль-
ными реагентами, содержащими различно локали-
зованный енаминокарбонильный фрагмент (эфи-
рами β-аминокротоновой кислоты, 6-амино-4-
оксопиримидинами).

Исходные азлактоны получены реакциями 
N-ароилпроизводных глицина с ароматическими 
альдегидами [3].
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вании литературных данных и мультиплетности. 
В более слабом поле (~10 м.д.) вследствие большей 
кислотности находится сигнал N1-H. Кроме того, 
значение химического сдвига для данного сигнала 
однозначно исключает возможность существова-
ния (в условиях съемки спектров) лактимной тау-
томерной формы I’a,b. Для подобных соединений 
ОН-группы проявляются в области > 12—13 м.д.

В литературе [4] приведен единичный пример 
рециклизации азлактонов при взаимодействии с 
2,6-диаминопиримидин-4-онами. С целью синтеза 
новых полифункциональных пиридо[2,3-d]пири-
мидинов исследовано взаимодействие 6-амино-4-
оксопиримидинонов, содержащих разнообразные 
аминогруппы или оксогруппу в положении 2, с 
азлактонами (схемы 2 и 3). Синтез проводили при 
нагревании реагентов в уксусной кислоте в течение 
18—22 часов.

Можно предположить, что взаимодействие 
арилиденоксазолонов 3 с С,N — динуклеофилами 
протекает через последовательность реакций 

(домино-процесс) С-присоединения по Михаэлю 
к экзоциклической С = С оксазолона и рециклиза-
ции с участием аминогруппы динуклеофила и ок-
сазолонового кольца.

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ
Контроль за ходом реакций, анализ реакцион-

ных смесей, определение индивидуальности и 
установление структуры полученных соединений 
о суще с твлялись  методами  ТСХ ,  ЯМР 
1Н-спектроскопии.

ТСХ проводилась на пластинах Merk UV — 
254, элюенты — индивидуальные органические 
растворители (хлороформ, этилацетат, изопропи-
ловый спирт и др.) и их смеси в различных соот-
ношениях, проявитель — УФ-излучение, пары 
иода.

Спектры ЯМР 1Н сняты на приборах Bruker 
AC-300 (300 МГц) в ДМСО-d6 относительно ТМС.

2-Арил-4-арилиден-4Н-оксазол-5-оны синтези-
рованы по известной методике [3]. Температуры 
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Таблица 1
Характеристики соединений Ia,b, IIa-f, IIIa-c

№ Брутто-формула Выход, % Тпл , °С М
Найдено/Вычислено, %

C N H

Ia C22H22N2O4 65 204—206 378 69,83/69,90 5,86/5,80 7,40/7,45

Ib C26H24N2O4 47 196—198 428 72,88/72,80 5,65/5,70 6,54/6,50

IIa C20H17N5O3 64  > 300 365 63,99/63,90 4,56/4,50 18,66/18,70

IIb C29H25N5O3 53  > 300 481 70,86/17,80 5,13/5,10 14,25/14,30

IIc C27H23N5O3 48  > 300 455 69,66/69,70 4,98/5,00 15,04/15,00

IId C24H23N5O3 61  > 300 419 67,12/67,00 5,40/5,45 16,13/16,10

IIe C28H23N5O3 51 298—300 467 70,43/70,40 4,85/4,80 14,67/14,70

IIf C25H24ClN5O3 60 287—289 467,5 62,83/62,80 5,06/5,10 14,65/14,70

IIIa C22H20N4O4 64 266—268 380 65,34/65,30 4,98/5,00 13,85/13,80

IIIb C27H24N4O4 56 179—181 444 69,22/69,10 5,16/5,20 11,96/11,80

IIIc C24H22N4O6 48 254—256 454 62,33/62,20 4,79/4,70 12,12/12,10

Таблица 2
Данные спектрального анализа соединений Ia,b, IIa-f, IIIa-c

Соединение Химический сдвиг, δ, м.д

1 2

Ia
1,14т(3Н, МеСН2, J = 7,8Гц); 2,40с(3Н, Ме-С6); 4,05 с(2Н, МеСН2, J = 7.8Гц); 4,52д(1Н, Н4-
пирид, J = 6,7Гц); 5,03дд(1Н, Н3-пирид, J = 6,7, 7,4Гц); 6,95—7,08, 7,14—7,33, 7,37—7,58, 7,68 
все- м (10Н, аромат); 7,71д(1Н, N-Hамид, J = 7,4Гц); 10,25 с(1Н, N-H пирид)

Ib
2,38с(3Н, Ме-С6Н4); 2,43с(3Н, Ме-пирид); 3,76с(3Н, МеО); 4,43д(1Н, Н4-пирид,J-6,8Гц); 5,24 
дд(1Н, Н3-пирид, J = 7,3; 6,8 Гц); 7,12—8,05 м(11Н, Н-аромат); 8,06 д (1Н, N-H амид, J = 7,3 Гц); 
10,05 с(1Н, N-H пирид)

IIa
4,47 д(1Н, Н4-пирид, J = 6,6 Гц); 5,03 дд (1Н, Н3-пирид, J = 6,6; 7,1 Гц); 6,70 с (2Н, NH2); 7,08—
7,72 м (10Н, ароматич); 7,85 д (1Н, NH амид, J = 7,1 Гц); 10,55 с (1Н, NH пирид); 10,83 с (1Н, 
NH пиримид)

IIb
2,89 т (2Н, СН2СН2N, J = 5,9 Гц); 3,88 т (2Н, СН2СН2N, J = 5,9 Гц); 4,58 д (1Н, Н4-пирид, J = 6,8 
Гц); 4,81 с (2Н, СН2N);5.09 д (1Н, Н3-пирид, J = 6,8; 7,7 Гц); 7,00—7,67 м (14Н ароматич); 7,72 
д (1Н, NH амид, J = 7,7Гц); 10,70 с (1Н, NH пирид); 11,15 с (1Н, NH пиримид)

IIc
4,50 д (1Н, Н4-пирид, J = 6,7Гц); 4,55 д (1Н, СН2Ph, 2J = 13.1 Гц); 4,61 д (1Н, СН2Ph, 2J = 13.1 Гц); 
4,97 дд (1Н, Н3-пирид, J = 6,7; 7,4Гц); 7,03—7,80; 8,26 м ( 15Н, ароматич +NH); 8,17 д (1Н, NH 
амид, J = 7,4 Гц); 10,40 с (1Н, NH пирид); 10,55 с (1Н, NH пиримид)
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плавления и спектральные характеристики соот-
ветствуют литературным данным.

N-(5-R-4-гетерил-6-метил-2-оксо-1,2,3,4-
тетрагидропиридин-3-ил)бензамиды Ia,b

Смесь 0,002 моль азлактона и 0,002 моль эфира 
β-аминокротоновой кислоты в 5—7 мл уксусной 
кислоты в течение 12—18 часов. Выпавший после 
охлаждения и/или добавления петролейного эфира 
осадок отфильтровывали и перекристаллизовыва-
ли из изопропилового спирта.

N-[2-гетерил-4,7-диокси-5-арил-3,4,5,6,7,8-
гексагидро пиридо[2,3-d]пиримидин-6-ил]бензи-
ламиды IIa-f

Эквимолярное количество (по 0,002 моль) со-
ответствующих C,N-динуклеофила и 4-арилиден-
2-арил-1,3-оксазол-5(4H)-она кипятили в 3—5 мл 
уксусной кислоты в течение 18—22 ч. Выпавший 
после охлаждения и/или добавления петролейного 

эфира осадок отфильтровывали и перекристалли-
зовывали из изопропилового спирта.

Соединения IIIa-c получены по аналогичной 
методике.
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Продолжение таблицы 2

1 2

IId
1,95 м (4Н, –СН2СН2–); 3,47 м (4Н, –СН2СН2–); 4,59 д (1Н, Н4-пирид, J = 6,8 Гц); 5,06 дд (1Н, 
Н3-пирид, J = 6,8 ; 7,5 Гц); 7,03; 7,21; 7,41—7,58 все-м (10Н, ароматич); 10,50 (1Н, NH пирид); 
10,75 с (1Н, NH пиримид)

IIe
3,34 т (2Н, СН2СН2N, J = 8,1 Гц); 4,11 т(2Н, СН2СН2N, J = 8,1 Гц); 4,60 д (1Н, Н4-пирид, J = 6,7 
Гц); 5,08 дд (1Н, Н3-пирид, J = 6,3 ; 7,3 Гц); 6,97—7,70 м (14Н, ароматич); 7,83 д (1Н, NH амид, 
J = 7,3 Гц); 10,65 с(1Н, NH пирид); 10,93 с (1Н, NH пиримид)

IId
1,95 м (4Н, –СН2СН2–); 3,47 м (4Н, –СН2СН2–); 4,59 д (1Н, Н4-пирид, J = 6,8 Гц); 5,06 дд (1Н, 
Н3-пирид, J = 6,8 ; 7,5 Гц); 7,03; 7,21; 7,41—7,58 все-м (10Н, ароматич); 10,50 (1Н, NH пирид); 
10,75 с (1Н, NH пиримид)

IIe
3,34 т (2Н, СН2СН2N, J = 8,1 Гц); 4,11 т(2Н, СН2СН2N, J = 8,1 Гц); 4,60 д (1Н, Н4-пирид, J = 6,7 
Гц); 5,08 дд (1Н, Н3-пирид, J = 6,3 ; 7,3 Гц); 6,97—7,70 м (14Н, ароматич); 7,83 д (1Н, NH амид, 
J = 7,3 Гц); 10,65 с(1Н, NH пирид); 10,93 с (1Н, NH пиримид)

IIf
2,02 м (4Н, -СН2СН2-); 2,38 с (3Н, Ме); 3,62 м м (4Н, -СН2СН2-); 4,50 д (1Н, Н4-пирид, J = 6,7 
Гц); 5,08 дд (1Н, Н3-пирид, J = 6,7 ; 7,3 Гц); 6,95—7,65 м (8Н, ароматич); 7,72 д (1Н, NH амид, 
J = 7,3 Гц); 10,45 с (1Н, NH пирид); 10,72 с (1Н, NH пиримид)

IIIa
3,25 с (3Н, СН3); 3,46 с (3Н, СН3); 4,62 д(1Н, Н4-пирид, J = 7,2 Гц); 5,17 дд (1Н, Н3-пирид, J = 6,5 
; 7,2 Гц); 7,04—7,45 м (8Н, ароматич); 7,48 д (1Н, NH амид, J = 6,5 Гц); 7,85 м (2Н, ароматич); 
11,03 с (1Н, NH пирид);

IIIb
2,28 с (3Н, Ar-Me); 3,26 с (3Н, Ме-пиримид); 3,45 с (3Н, Ме-пиримид); 4,56 д (1Н, Н4-пирид, 
J = 7,2 Гц); 5,09 дд (1Н, Н3-пирид, J = 6,5 ; 7,2 Гц); 7,10—8,02 м (11Н, ароматич+NH-амид); 
10,92 с (1Н, NH пирид);

IIIc
2,32 с (3Н, Ar-Me); 3,28 с (3Н, Ме-пиримид); 3,41 с (3Н, Ме-пиримид); 4,53 д (1Н, Н4-пирид, 
J = 7,1 Гц); 5,10 дд (1Н, Н3-пирид, J = 6,4 ; 7,1 Гц); 7,00—7,74 (7Н, ароматич); 7,79 д (1Н, NH 
амид, J = 6,4 Гц); 10,85 с (1Н, NH пирид);
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