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Аннотация. Среди природных и синтетических трициклических производных гидрохинолинов 
известны сотни высокоэффективных биологически активных соединений. Ранее нами был выявлен 
широкий спектр биологической активности для функционализированных по бензольному кольцу 
или/и атому азота 2,2,4-триметил-1,2-дигидрохинолинов и производных трициклических 2,2-диза-
мещенных гидрохинолинов. В то же время соединения, содержащие енаминовый фрагмент, облада-
ют различными видами биологической активности, а также широко применяются в синтетической 
органической химии. 

Таким образом, разработка методов синтеза функционально замещенных пирроло[3,2,1-ij]
хинолин-1,2-дионов с фрагментами енаминов актуальна и имеет практическую значимость. Одним 
из наиболее распространенных способов синтеза енаминов является взаимодействие диалкилацета-
лей диметилформамида с активными метиленовыми соединениями. В связи с этим целью данной 
работы является получение ранее неизвестных енаминов на основе взаимодействия замещенных 
пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дионов с диметилацеталем N,N-диметилформамида (ДМА ДМФА), а 
также в результате последующего переаминирования полученных продуктов. 

Было установлено, что реакция с ДМА ДМФА протекает одинаково гладко для 4,4,6,9-тетраметил-
4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона и 4,4,6,9-тетраметил-5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]
хинолин-1,2-диона при кипячении в ДМФА и завершается в течение 12 ч. С помощью совокупно-
сти данных ЯМР 1Н спектроскопии и ВЭЖХ-МС-спектрометрии продуктам приписаны структуры 
9-[2-(диметиламино)винил]-4,4,6-триметил-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона и 9-[2-(димети-
ламино)винил]-4,4,6-триметил-5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона.

С целью получения новых линейно связанных гибридных соединений нами было осущест-
влено переаминирование полученных диметиламиновинилпроизводных пирролохинолиндионов 
при их кипячении в избытке вторичного амина (морфолина или N-метилпиперидина). Было уста-
новлено, что реакция исчерпывающе протекает в течение 18-20 ч. В результате были получены 
4,4,6-триметил-9-[2-морфолин-4-илвинил]-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион, 4,4,6-триметил-
9-[2-(4-метилпиперазин-1-ил)винил]-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион, 4,4,6-триметил-9-
(2-морфолин-4-илвинил)-5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион и 4,4,6-триметил-
9-[2-(4-метилпиперазин-1-ил)винил]-5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион с 
количественными выходами.

Таким образом, пирролдионовый фрагмент увеличивает активность метильной группы в аро-
матическом цикле 4,4,6,9-тетраметил-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона и 4,4,6,9-тетраметил-
5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона, что способствует введению енаминового 
фрагмента в их структуру в реакции с ДМА ДМФА. Для впервые полученных 9-[2-(диметиламино)
винил]-4,4,6-триметил-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона и 9-[2-(диметиламино)винил]-4,4,6-
триметил-5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона на примере реакции с морфолином и 
N-метилпиперазином продемонстрирована возможность переаминирования с образованием гибрид-
ных соединений.

Ключевые слова: 4,4,6,9-тетраметил-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион, 4,4,6,9-тетраметил-
5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион, метиленактивная группа, диметилацеталь N,N-
диметилформамида, енамин, переаминирование.
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Фрагмент частично гидрированного хинолина 
является ключевым звеном многих природных со-
единений, относящихся к ряду хинолиновых ал-
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калоидов, большинство из которых обладает био-
логической активностью. К настоящему времени 
выделено и охарактеризовано более 500 хинолино-
вых алкалоидов, в том числе из ряда трицикличе-
ских хинолинов, в структурах которых фрагмент 
частично гидрированного хинолина аннелирован 
по различным положениям с разнообразными кар-
бо- и гетероциклами [1,2]. Среди синтетических 
трициклических производных гидрохинолинов 
также известны сотни высокоэффективных био-
логически активных соединений, применяемых 
в качестве лекарственных препаратов для борьбы 
с различными патологическими состояниями че-
ловека, например, оксолиновая кислота – эффек-
тивный антибиотик против грамотрицательных 
бактерий (Proteus, Esherichia coli, Staphylococcus 
aureus), целый класс фторхинолоновых антибио-
тиков с широким антибактериальным действием 
(офлоксацин др.) [2]. Методы синтеза таких со-
единений, как правило, многостадийны и требу-
ют последовательного проведения нескольких 
реакций функционализации в ходе гетероанне-
лирования. Высокая реакционная способность и 
разнообразие химических превращений хиноли-
нов с частично или полностью гидрированным 
гетероциклическим кольцом делает их удобными 
конструкционными блоками в синтезе трицикли-
ческих структур с высокой биологической актив-
ностью [1,2]. Удобными полифункциональными 
субстратами для синтеза таких структур являют-
ся 2,2,4-триметилгидрохинолины, которые могут 
быть получены только синтетически на основе 
доступных реагентов [3]. 

Ранее нами был выявлен широкий спектр био-
логической активности для функционализиро-
ванных по бензольному кольцу или/и атому азота 
2,2,4-триметил-1,2-дигидрохинолинов, включа-
ющий нейропротекторную, антиоксидантную, 
противовоспалительную активность и росторегу-
лирующее действие в отношении сельскохозяй-
ственных и декоративных растений [4–10]. Среди 
производных трициклических 2,2-дизамещенных 
гидрохинолинов – 1,2-дитиоло[3,4-c]хинолин-
1-тионов и пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дионов 
– нами обнаружены вещества, обладающие анти-
бактериальным, противогрибковым, противови-
русным, противораковым, противовоспалитель-
ным и антикоагулянтным действием [11-17]. 

В то же время соединения, содержащие ена-
миновый фрагмент, обладают различными ви-
дами биологической активности, а также широ-
ко применяются в синтетической органической 

химии как исходные реагенты для синтеза ви-
таминов и фармацевтических препаратов [18]. 
Енамины применяются в медицине, например, 
как кардиотонические средства, агонисты ГАМК-
рецепторов, ингибиторы ВИЧ-протеазы [19]. 

Кроме того, функционально замещенные по-
лиазагетероциклы применяются в различных от-
раслях промышленности как стабилизаторы в 
производстве пластмасс, противозадирные при-
садки в смазочных материалах, ингибиторы кор-
розии в смазочно-охлаждающих жидкостях и не-
фтепродуктах, а также ингибиторы коррозии для 
меди и в качестве добавок в процессах электро-
химического меднения [20,21].

Таким образом, разработка методов синтеза 
функционально замещенных пирроло[3,2,1-ij]
хинолин-1,2-дионов с фрагментами енаминов, 
актуальна и имеет практическую значимость. 
Одним из наиболее распространенных способов 
синтеза енаминов является взаимодействие диал-
килацеталей N,N-диметилформамида с активны-
ми метиленовыми соединениями [22]. 

В связи с этим целью данной работы является 
получение ранее неизвестных енаминов в ряду за-
мещенных пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дионов 
на основе их взаимодействия с диметилацеталем 
N,N-диметилформамида (ДМА ДМФА), а также в 
результате последующего переаминирования по-
лученных продуктов. 

МЕТОДИКА ЭКСПЕРИМЕНТА
Контроль индивидуальности реагентов и по-

лученных соединений, качественный анализ ре-
акционных масс осуществлялся методом тонкос-
лойной хроматографии (ТСХ) на пластинах Merck 
TLC Silica gel 60 F254 (элюент – хлороформ), про-
явление хроматограмм – в УФ-свете. Темпера-
туры плавления определены на приборе Stuart 
SMP30. Спектры ЯМР 1Н записаны на приборе 
Bruker DRX-500 на частоте 500,13 МГц при 20°С 
в ДМСО-d6 с внутренним стандартом Me4Si в им-
пульсном Фурье-режиме, положение сигналов 
исследуемых веществ определялось по δ-шкале. 
Отнесение сигналов проведено относительно 
остаточных сигналов протона дейтерорастворите-
ля. Спектры ВЭЖХ/МС записаны на хроматогра-
фе Agilent Infinity 1260 с МС интерфейсом Agilent 
6230 TOF LC/MS. Условия разделения: подвижная 
фаза – 0.1% муравьиная кислота в MeCN–H

2
O, 

элюирование градиентное, колонка – Poroshell 
120 EC-C18 (4,6 x 50 мм, 2,7 мкм), термостат 23-
28ºС, скорость потока 0.3-0.4 мл/мин, ионизация 

Синтез новых енаминопроизводных пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дионов
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электрораспылением (капилляр -3,5 кВ; фрагмен-
тор +191 В; OctRF +66 В – положительная поляр-
ность). В синтезах использованы коммерчески 
доступные реагенты фирмы Lancaster. Исходные 
соединения 1 и 2 синтезированы по ранее раз-
работанным нами методикам [23]. Растворители 
очищены по стандартным методикам.

Общая методика взаимодействия 
4,4,6,9-тетраметил-4H-пирроло[3,2,1- i j]
хинолин-1,2-диона 1 и 4,4,6,9-тетраметил-
5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-
диона 2 с ДМА ДМФА

К раствору 5,0 ммоль соответствующего пир-
ролохинолиндиона 1 или 2 в 5 мл ДМФА добав-
ляли 0,8 мл (0,71 г, 6,0 ммоль) ДМА ДМФА и 
кипятили в течение 12 ч (ТСХ контроль). Избы-
ток растворителя удаляли на роторном испарите-
ле, остаток кристаллизовали из изопропилового 
спирта, отфильтровывали, промывали изопропи-
ловым спиртом и сушили. 

9-[2-(Диметиламино)винил]-4,4,6-триметил-
4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион 3. Тем-
но-фиолетовые кристаллы. Выход – 69%. Тпл = 
193-194оС. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 1,59 (с, 
6H, C(CH3)2); 1,93 (c, 3H, CH3); 2,96 (уш. c, 6H, 
N(CH3)2); 5,25 (с, 1H, CH); 5,94 (д, J = 13,4 Гц, 1Н, 
СН=С); 7,04 (д, J= 8,5 Гц, 1Н, H-Ar); 7,11 (д, J = 
8,5 Гц, 1Н, H-Ar); 7.82 (д, J = 13,5 Гц, 1H, NCH). 
Найдено: m/z 297,1598 [M+H]+. C18H20N2

O
2
. Вы-

числено: [M+H]+ 297,1599
9-[2-(Диметиламино)винил]-4,4,6-триметил-

5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-
дион 4. Сине-фиолетовые кристаллы. Выход – 
64%. Тпл = 201-202оС. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, 
Гц): 1,21 (с, 3H, CH3), 1,38 (с, 3H, 2CH3), 1,44 (д, 
J = 4.0 Гц, 1H, CH

2
), 1,95 (м, 1H, CH

2
), 2,93 – 2,99 

(м, 7H, CH + N(CH3)2), 5,96 (д, J = 13,1 Гц, 1Н, 
СН=С); 7,00 (д, J = 8.4 Гц, 1Н, H-Ar); 7,06 (д, J = 
8,4 Гц, 1Н, H-Ar); 7,89 (д, J = 13.1 Гц, 1H, NCH). 
Найдено: m/z 299,1751 [M+H]+. C18H22

N
2
O
2
. Вы-

числено: [M+H]+ 299,1755.
Общая методика переаминирования 

9-[2-(диметиламино)винил]-4,4,6-триметил-
4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона 3 и 
9-[2-(диметиламино)винил]-4,4,6-триметил-
5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-
дион 4

К 0,5 г соответствующего 2-(диметиламино)
винил-пирролохинолиндиона 3 или 4 добавляли 
5 мл морфолина (или N-метилпиперазина) и ки-
пятили 18-20 ч. Избыток растворителя удаляли 
на роторном испарителе, остаток кристаллизова-

ли из изопропилового спирта, отфильтровывали, 
промывали изопропиловым спиртом и сушили. 

4,4,6-Триметил-9-[2-морфолин-4-ил-винил]-
4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион 5a. Тем-
но-фиолетовые кристаллы. Выход – 69%. Тпл = 
217-218оС. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 1,56 (с, 
6H, C(CH3)2); 1.93 (c, 3H, CH3); 3.24-3,26 (м, 4H, 
N-(CH

2
)
2
); 3,65-3.68 (м, 4H, O-(CH

2
)2 морфолин); 

5,28 (с, 1H, CH); 6,13 (д, J = 13,8 Гц, 1Н, СН=С); 
7.06 (д, J = 8.6 Гц, 1Н, H-Ar); 7,13 (д, J = 8.6 Гц, 
1Н, H-Ar); 7,68 (д, J = 13,8 Гц, 1H, NCH). Найде-
но: m/z 339,1701 [M+H]+. C20H22

N
2
O3. Вычислено: 

[M+H]+ 339,1704.
4,4,6-Триметил-9-[2-(4-метилпиперазин-1-ил)

винил]-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион 5b. 
Темно-фиолетовые кристаллы. Выход – 73%. Тпл = 
173-174оС. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 1,61 (с, 
6H, C(CH3)2); 1,97 (c, 3H, CH3); 2,27 (c, 3H, NCH3); 
2,38-2,66 (м, 8H, (CH

2
)
2
); 5,23 (с, 1H, CH); 6,11 (д, 

J = 13.8 Гц, 1Н, СН=С); 7,09 (д, J = 8,6 Гц, 1Н, 
H-Ar); 7,14 (д, J = 8,6 Гц, 1Н, H-Ar); 7,71 (д, J = 
13,8 Гц, 1H, NCH). Найдено: m/z 352,2018 [M+H]+. 
C
21

H
25

N3O2
. Вычислено: [M+H]+ 352,2021.

4,4,6-Триметил-9-(2-морфолин-4-илвинил)-
5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-
дион 6a. Темно-фиолетовые кристаллы. Выход – 
67%. Тпл = 227-228оС. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, 
Гц): 1,21 (с, 3H, CH3), 1,38 (с, 3H, 2CH3), 1,44 (д, 
J = 4.0 Гц, 1H, CH

2
), 1,95 (м, 1H, CH

2
), 2,97 – 3,01 

(м, 1H, CH), 3,29-3,34 (м, 4H, N-(CH
2
)
2
); 3,59-3,70 

(м, 4H, O-(CH
2
)
2
); 5,99 (д, J = 13,2 Гц, 1Н, СН=С); 

7,03 (д, J = 8.2 Гц, 1Н, H-Ar); 7,09 (д, J = 8,2 Гц, 
1Н, H-Ar); 7,97 (д, J = 13,2 Гц, 1H, NCH). Найде-
но: m/z 341,1857 [M+H]+. C20H24N2

O3. Вычислено: 
[M+H]+ 341,1861.

4,4,6-Триметил-9-[2-(4-метилпиперазин-
1-ил)винил]-5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]
хинолин-1,2-дион 6b. Темно-фиолетовые кри-
сталлы. Выход – 64%. Тпл = 178-179оС. Спектр 
ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 1,20 (с, 3H, CH3), 1,36 (с, 
3H, 2CH3), 1,47 (д, J = 4,1 Гц, 1H, CH

2
), 1,95 (м, 

1H, CH
2
), 2,29 (c, 3H, NCH3); 2,41-2,71 (м, 8H, 

(CH
2
)
2
); 2,99 – 3,03 (м, 1H, CH), 6,01 (д, J = 13.4 

Гц, 1Н, СН=С); 7.09 (д, J = 8.7 Гц, 1Н, H-Ar); 7,13 
(д, J = 8.7 Гц, 1Н, H-Ar); 7,99 (д, J = 13,4 Гц, 1H, 
NCH). Найдено: m/z 354,2171 [M+H]+. C

21
H27N3O2

. 
Вычислено: [M+H]+ 354,2177.

ОБСУЖДЕНИЕ РЕЗУЛЬТАТОВ
Ранее нами изучалось взаимодействие 

2,2,4,7-тетраметил-1,2-дигидрохинолин-8-
карбоновой кислоты с ДМА ДМФА, было вы-
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явлено, что действие последнего направлено на 
карбоксильную группу вопреки ожидаемой ата-
ке метильной группы, находящейся в аромати-
ческом цикле в орто-положении относительно 
карбоксильной группы [24]. Таким образом, для 
увеличения метиленовой активности метильной 
группы ароматической части хинолинового цик-
ла нужен акцепторный заместитель более силь-
ный, чем карбоксильная группа. В связи с этим в 
данной работе изучалось взаимодействие с ДМА 
ДМФА 4,4,6,9-тетраметил-4H-пирроло[3,2,1-ij]
хинолин-1,2-диона 1 и 4,4,6,9-тетраметил-5,6-
дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона 
2, содержащих по соседству с метильной группой 
акцепторный пирролдионовый фрагмент.

Было установлено, что реакция с 20 %-ным 
избытком ДМА ДМФА протекает одинаково глад-
ко для пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дионов 1 и 
2 при кипячении реагентов в ДМФА и заверша-
ется в течение 12 ч. С помощью совокупности 
данных ЯМР 1Н спектроскопии и ВЭЖХ-МС-
спектрометрии продуктам приписаны структуры 
9-[2-(диметиламино)винил]-4,4,6-триметил-4H-
пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона 3 и 9-[2-(ди-
метиламино)винил]-4,4,6-триметил-5,6-дигидро-
4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона 4.  

В спектрах ЯМР 1Н соединений 3 и 4 наряду 
с сигналами протонов замещенных пирролохино-
линдионовых фрагментов присутствуют сигна-
лы шести протонов диметиламиногруппы в виде 
уширенного синглета в районе 2,9 м.д. и сигналы 
двух протонов винильного фрагмента в виде ду-
блетов в области 5,9 и 7,8 м.д. В спектрах сигналы 
всех протонов проявляются в виде одного набора, 
следовательно, реакция протекает диастереосе-
лективно, очевидно, с образованием простран-
ственно более выгодного транс-изомера.

Полученные диметиламиновинилпроизводные 
пирролохинолиндионов 3 и 4 содержат легко ухо-
дящую диметиламиногруппу, что делает возмож-
ным конструирование на их основе новых линейно 
связанных гибридных соединений путем реакции 
переаминирования. С этой целью в реакцию пере-
аминирования диметиламиновинилпроизводных 3 
и 4 нами были вовлечены вторичные гетероцикли-
ческие амины – морфолин и N-метилпиперидин, 
обладающие широким спектром биологическо-
го действия. Замещенные морфолины обладают 
анальгетическим, противовоспалительным, анти-
микробным, антинейродегенеративным, противо-
раковым, антиоксидантным и антигиперлипиде-
мическим действием [25]. Морфолин – важное 

составляющее звено антибиотика линезолида, 
применяемого для лечения инфекций, вызванных 
грамположительными бактериями, противораково-
го препарата гефинитиба, также он используется в 
качестве ингибитора коррозии таких металлов, как 
медь, железо, свинец, цинк и другие металлы [25]. 
N-Метилпиперазин используют для получения ан-
тибиотиков (рифампицина, офлоксацина), нейро-
лептиков (трифлуоперазина, азалептина), противо-
гельмитного средства – дитразина и т. д. [25].

Переаминирование диметиламиновинилпро-
изводных пирролохинолиндионов 3 и 4 нами осу-
ществлялось кипячением в избытке вторично-
го амина (морфолина или N-метилпиперидина). 
Было установлено, что реакция исчерпывающе 
протекает в течение 18-20 ч. В результате были 
получены 4,4,6-триметил-9-[2-морфолин-4-
илвинил]-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион 
5a, 4,4,6-триметил-9-[2-(4-метилпиперазин-1-ил)
винил]-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион 5b, 
4,4,6-триметил-9-(2-морфолин-4-илвинил)-5,6-
дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дион 6a 
и 4,4,6-триметил-9-[2-(4-метилпиперазин-1-ил)
винил]-5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-
1,2-дион 6b с количественными выходами (схема 1).

Схема 1.
В спектрах ЯМР 1Н соединений 5a,b и 6a,b, 

по сравнению со спектрами исходных соединений 
3 и 4, отсутствуют сигналы метильных протонов 
диметиламиногруппы и появляются мультиплеты 
восьми протонов метиленовых групп морфолино-
вого фрагмента в области 3,2-3,7 м.д. (соединения 
5a и 6a) или пиперазинового фрагмента в области 
2,4-2,7 м.д. (соединения 5b и 6b), дополнительно 
в спектрах соединений 6a и 6b присутствует син-
глет трех протонов метильной группы в районе 
2,2-2,3 м.д. В спектрах ВЭЖХ-МС соединений 
5a,b и 6a,b присутствуют пики протонированных 
молекулярных ионов, согласующихся со структу-
рой этих соединений.

ЗАКЛЮЧЕНИЕ
Таким образом, было показано, что пир-

ролдионовый фрагмент увеличивает актив-
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ность метильной группы в ароматическом цикле 
4,4,6,9-тетраметил-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-
1,2-диона и 4,4,6,9-тетраметил-5,6-дигидро-4H-
пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона, что способ-
ствует введению енаминового фрагмента в их 
структуру в реакции с ДМА ДМФА. Для впервые 
полученных 9-[2-(диметиламино)винил]-4,4,6-
триметил-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-диона 
и 9-[2-(диметиламино)винил]-4,4,6-триметил-
5,6-дигидро-4H-пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-
диона на примере реакции с морфолином и 
N-метилпиперазином продемонстрирована воз-
можность переаминирования с образованием ги-
бридных соединений.

Работа выполнена при поддержке Министерства на-
уки и высшего образования РФ в рамках государственного 
задания ВУЗам в сфере научной деятельности на 2022-2024 
годы, проект № FZGU-2022-0003.
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SYNTHESIS OF NEW ENAMINE DERIVATIVES OF 
PYRROLO[3,2,1-IJ]QUINOLINE-1,2-DIONES 

S. M. Medvedeva1*, V. F. Selemenev1, O. B. Rudakov2, Kh. S. Shikhaliev1

1 Voronezh State University
2 Voronezh State Technical University

Abstract. Among natural and synthetic tricyclic hydroquinolines, hundreds of highly effective biolog-
ically active compounds are known. Previously, we identified a wide spectrum of biological activity for 
2,2,4-trimethyl-1,2-dihydroquinolines functionalized at the benzene ring and/or nitrogen atom and deriv-
atives of tricyclic 2,2-disubstituted hydroquinolines. At the same time, compounds containing an enamine 
fragment have various types of biological activity and are also widely used in synthetic organic chemistry.

Thus, the development of methods for the synthesis of functionally substituted pyrrolo[3,2,1-ij]
quinoline-1,2-diones with enamine fragments is relevant and has practical significance. One of the most 
common methods for the synthesis of enamines is the interaction of dimethylformamide dialkyl acetals 
with active methylene compounds. In this regard, the aim of this work is to obtain previously unknown 
enamines in the series of substituted pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-diones based on their interaction with 
N,N-dimethylformamide dimethyl acetal (DMA DMF), as well as a result of subsequent transamination of 
the obtained products.

In this work, we found that the reaction with DMA DMF proceeds equally smoothly for 4,4,6,9-tetramethyl-
4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione and 4,4,6,9-tetramethyl-5,6-dihydro-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]
quinoline-1,2-dione, when boiling them in DMF and is complete within 12 h. Using a combination of 1H 
NMR spectroscopy and HPLC-MS spectrometry data, the structures of 9-[2-(dimethylamino)vinyl]-4,4,6-
trimethyl-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione and 9-[2-(dimethylamino)vinyl]-4,4,6-trimethyl-5,6-
dihydro-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione.

In order to obtain new linearly linked hybrid compounds, we carried out transamination of the obtained 
dimethylaminovinyl derivatives of pyrroloquinoline diones by boiling them in an excess of a secondary amine 
(morpholine or N-methylpiperidine). The reaction was found to proceed exhaustively within 18-20 h. As 
a result, 4,4,6-trimethyl-9-[2-morpholin-4-ylvinyl]-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione, 4,4,6-trimeth-
yl-9-[2-(4-methylpiperazin-1-yl)vinyl]-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione, 4,4,6-trimethyl-9-(2-mor-
pholin-4-ylvinyl)-5,6-dihydro-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione and 4,4,6-trimethyl-9-[2-(4-meth-
ylpiperazin-1-yl)vinyl]-5,6-dihydro-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione in quantitative yields.

Thus, the pyrroledione fragment increases the activity of the methyl group in the aromatic cycle of 
4,4,6,9-tetramethyl-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione and 4,4,6,9-tetramethyl-5,6-dihydro-4H-pyr-
rolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione, which facilitates the introduction of the enamine fragment into the 
structures of the latter in the reaction with DMA-DMF. For the first obtained 9-[2-(dimethylamino)vinyl]-
4,4,6-trimethyl-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione and 9-[2-(dimethylamino)vinyl]-4,4,6-trimethyl-
5,6-dihydro-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione, the possibility of transamination with the formation 
of hybrid compounds was demonstrated using the example of the reaction with morpholine and N-meth-
ylpiperazine. 

Keywords: 4,4,6,9-tetramethyl-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione, 4,4,6,9-tetramethyl-5,6-dihy-
dro-4H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-1,2-dione, methylene active group, N,N-dimethylformamide dimethyl 
acetal, enamine, transamination. 
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Синтез новых енаминопроизводных пирроло[3,2,1-ij]хинолин-1,2-дионов
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