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РЕАКЦИЯ  ПИКТЕ–ШПЕНГЛЕРА  В  СИНТЕЗЕ  КОНДЕНСИРОВАННЫХ 
БЕНЗОДИАЗЕПИНОВ 

 
2*. СИНТЕЗ  НОВЫХ  ПРОИЗВОДНЫХ  11,12-ДИГИДРОХИНАЗОЛИН[3,2-c][2,3]-

БЕНЗОДИАЗЕПИН-14(6Н)-ОНОВ 

 
На основе реакции Пикте–Шпенглера 3-амино-2-(3,4-диметоксибензил)хина-

золин-4(3Н)-она с алифатическими и гетероциклическими альдегидами в кислой 
среде синтезированы новые производные дигидрохиназолин[3,2-c][2,3]бензодиазе-
пин-14(6Н)-онов. 
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3-амино-2-(3,4-диметоксибензил)хиназолин-4(3Н)-он, конденсированные 
диазепины, дигидрохиназолин[3,2-c][2,3]бензодиазепин-14(6Н)-оны, реакция 
Пикте–Шпен-глера, циклизация. 

 
Реакция Пикте–Шпенглера широко используется в синтезе тетрагидро-

изохинолинов и их гетероаналогов – тетрагидро-β- и тетрагидро-γ-карбо-
линов, тетрагидробензофуро[2,3-c]- и тетрагидробензотиено[2,3-c]пириди-
нов [2–4], а также многих алкалоидов изохинолинового и β-карболинового 
рядов [5–7]. До настоящего времени она продолжает широко использо-
ваться в разных модификациях [8–10]. 

Необходимо отметить, что реакция Пикте–Шпенглера использовалась в 
основном для аннелирования пиридинового цикла и не применялась для 
получения 1,2-бензодиазепиновых производных. 

В предыдущей публикации [1] нами был предложен новый подход к 
синтезу поликонденсированных диазепинов, основанный на образовании 
1,2-диазепинового цикла при взаимодействии 3-амино-2-(3,4-диметокси-
бензил)хиназолин-4(3Н)-она (1a) и 3-амино-2-(1,4-бензодиоксан-6-илметил)- 
хиназолин-4(3Н)-она (1b) с ароматическими альдегидами и параформом 
в условиях реакции Пикте–Шпенглера. 

В настоящей публикации исследованы границы применения этой реак-
ции с использованием широкого круга алифатических, гетероцикличе-
ских и функционализированных карбонильных соединений. В качестве 
циклизующих агентов использовали соляную (метод А) и трифторуксус-
ную (метод Б) кислоты. 

Взаимодействие 3-аминохиназолинонов 1a,b с алифатическими альде-
гидами (уксусный, пропионовый, масляный, фенилацетальдегид) в соля-
ной кислоте проходит в течение 10–30 мин. Диазепины 2a–c,f образуются 
_________ 

* Сообщение 1 см. [1]. 
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1 a R = OMe, b R = OCH2CH2O; 2a–o R = OMe, a R1 = Me,  b R1 = Et, c R1 = Pr,  
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с выходами до 80%. Из-за возможности альдольных конденсаций этих 
альдегидов в кислых средах они были взяты в стехиометрических коли-
чествах. Реакция амина 1а с 1,1-диметокси-2-хлорэтаном и 2-бром-1,1-ди-
бутоксиэтаном в соляной кислоте приводит к 11-хлорметил- и 11-бром-
метилзамещенному диазепинам (2d и 2e) с выходами не менее 90%. Про-
ведение реакции в трифторуксусной кислоте в случае алифатических аль-
дегидов не применимо из-за низких выходов и образования полимерных 
продуктов. 

Гетероциклические альдегиды индольного ряда – индол-3-карбоксаль-
дегид, 2-метилиндол-3-карбоксальдегид, 1-метил- и 1-бензилиндол-3-карб-
оксальдегид, 1,2-диметилиндол-3-карбоксальдегид, а также фурфурол и 
тиофен-2-карбоксальдегид не образуют соответствующих диазепинов ни 
по методу А, ни по методу Б. Так, при кипячении смеси амина 1a и альде-
гидов ряда индола в трифторуксусной кислоте в течение 4–5 ч выделены 
альдимины 4а–d. В соляной кислоте наблюдается лишь осмоление альдеги-
дов и из реакционной смеси удается выделить только исходный амин 1a. 
Длительное кипячение (8–10 ч) альдиминов 4a–c в соляной и трифторук-
сусной кислотах приводит к полимерным продуктам, что связано с 
неустойчивостью неполностью замещенного пиррольного цикла в кислых 
средах, а альдимин 4d даже при кипячении 24 ч в соляной и трифтор-
уксусной кислотах выделен в неизменном виде, что связано с низкой 
активностью этого альдимина из-за электронодонорного влияния пирроль-
ного цикла. 

Фурфурол и тиофен-2-карбоксальдегид также неустойчивы в сильно-
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кислых средах [11, 12] и не образуют диазепинов ни по методу А, ни по 
методу Б. Попытки циклизации альдимина 4e в трифторуксусной и в 
соляной кислотах также не привели к успеху. Более устойчивый 5-пропил-
тиофен-2-карбоксальдегид с амином 1a в соляной кислоте образует 
диазепин с выходом около 10% (по данным интегральных интенсивностей 
сигналов в спектрах ЯМР 1Н), который в чистом виде выделить не уда-
лось. Образование диазепинов легко регистрируется по характерным дуб-
летам протонов Н-6 в спектрах ЯМР 1Н с J = 12–13 Гц и синглетам арома-
тических протонов Н-7 и Н-10. 

В противоположность индол-3-карбоксальдегиду изостерные бензо[b]-
фуран-2-карбоксальдегид и бензо[b]фуран-3-карбоксальдегид гладко всту-
пают в реакцию, давая диазепины 2h,i и 3c,d. Нитрогруппа в фурановом 
кольце (5-нитрофурфурол) повышает устойчивость фуранового цикла, так 
же как галогены стабилизируют тиофеновый цикл в 5-хлортиофен-2-карб-
оксальдегиде и 4-бромтиофен-2-карбоксальдегиде, что позволяет получать 
соответствующие диазепины 2j–l. 

Неожиданным оказался результат реакции 5-метилфурфурола с ами-
ном 1a. При нагревании предварительно полученного основания Шиффа 4g 
в трифторуксусной кислоте был выделен хиназолин[3,2-c][2,3]бензоди-
азепин-14(6Н)-он (6), что согласуется с результатами работы [9]. В спек-
тре ЯМР 1Н диазепина 6 протоны группы 6-СН2 проявляются в виде 
синглета при 3.95 м. д. 
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Экспериментально нами было показано, что активность к электро-

фильному замещению 1,4-бензодиоксанового фрагмента в аминохиназо-
линоне 1b уступает по активности 3,4-диметоксифенильному фрагменту. 
Так, при нагревании амина 1b с 4-бромтиофен-2-карбоксальдегидом в 
соляной кислоте (метод А) в течение 4 ч после обработки реакционной 
смеси были выделены диазепин 3e (30%), азометин 5b (50%) и аминаль 7 
(20%). При кипячении смеси в течение 10 ч реакционная смесь частично 
осмоляется, а диазепин 3e образуется с выходом 30%. В тех же условиях 
(нагревание 4 ч) из аминохиназолинона 1а и 4-бромтиофен-2-карбоксаль-
дегида соответствующий диазепин 2k получен с выходом 63%. 
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Ещё менее активен 5-хлортиофен-2-карбоксальдегид, который с амино-

хиназолиноном 1b в соляной кислоте образует только азометин 5a. Соот-
ветствующий диазепин идентифицирован в спектре ЯМР 1H лишь в сле-
довых количествах. 

Шестичленные гетероароматические альдегиды ряда пиридина и хино-
лина гладко реагируют с N-аминопроизводными 1a,b, образуя диазепины 
2m–o, 3f,g. Реакцию проводят в соляной кислоте при 80 °C в течение 3–4 ч. 

α-Дикарбонильные соединения, такие как фенилглиоксаль, нингидрин, 
изатин, дают хорошие выходы диазепинов 2g, 8, 9. Этиловый эфир пиро-
виноградной кислоты в процессе реакции гидролизуется, в результате чего 
выделено карбоксипроизводное 10 с выходом, близким к количе-
ственному. 
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Ацетофенон и циклогексанон с амином 1а не образуют диазепинов ни в 
соляной, ни в трифторуксусной кислотах. При нагревании смеси 
ацетофенона и амина 1а в трифторуксусной кислоте в течение 24 ч была 
выделена смесь 2-(3,4-диметоксибензил)-3-(1-фенилэтилиденамино)хина-
золин-4(3H)-она (11) и исходного 1а в соотношении 39% (m/z 414.2 
[M+1]+) и 61% (m/z 312.3 [M+1]+), по данным хромато-масс-спектраль-ного 
анализа и спектра ЯМР 1Н. 
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Т а б л и ц а  2 
Спектры ЯМР 1Н синтезированных соединений 

 
Соеди- 
нение Химический сдвиг, , м. д. (J, Гц) 

1 2 

2a 1.49 (3Н, д, J = 6.8, СН3); 3.70 и 3.78 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.87 и 4.79 (2Н, уш. 
д, Н-6); 4.50 (1Н, к, J = 6.8, Н-11); 6.58 (1Н, с, Н-7); 6.71 (1Н, уш. с, NH); 6.74 
(1Н, с, Н-10); 7.41 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.54 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.69 (1Н, т, J
= 8.0, Н-3); 8.11 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2b 1.04 (3Н, т, J = 6.8, СН3); 1.91 и 2.05 (2Н, м, J = 6.8, СН2Me); 3.60 и 5.04 (2Н, 
д, J = 13.2, 6-CH2); 3.70 и 3.79 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.40 (1Н, м, Н-11); 6.54 
(1Н, уш. с, NH); 6.57 (1Н, с, Н-7); 6.74 (1Н, с, Н-10); 7.40 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 
7.53 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.67 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.10 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2c 1.02 (3Н, т, J = 6.8, СН3); 1.48 и 1.68 (2Н, м, СН2СН2Me); 1.92 (2Н, м, 
СН2СН2Me); 3.63 и 5.06 (2Н, д, J = 13.2, Н-6); 3.73 и 3.82 (6Н, с, 8- и 
9-ОСН3); 4.44 (1Н, м, Н-11); 6.56 (1Н, уш. с, NH); 6.57 (1Н, с, Н-7); 6.77 (1Н, 
с, Н-10); 7.43 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.56 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.71 (1Н, т, 
J = 8.0, Н-3); 8.13 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2d 3.74 и 3.83 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.68 и 5.07 (2Н, д, J = 12.8, Н-6); 3.85 и 4.31 
(2Н, д J = 11.6, CH2Cl); 4.72 (1Н, м, Н-11); 6.82 (1Н, с, Н-7); 6.84 (1Н, с, 
Н-10); 7.44 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.57 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.72 (1Н, т, J = 8.0, 
Н-3); 8.15 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2e 3.72 и 3.80 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.65 и 5.06 (2Н, уш. д, Н-6); 3.76 и 4.22 (2Н, 
д, J = 10.8, CH2Br); 4.70 (1Н, м, Н-11); 6.83 (1Н, с, Н-7); 6.85 (1Н, с, Н-10); 
7.44 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.57 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.72 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 
8.11 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2f 3.13 (1Н, д. д, J = 7.4, J = 8.0, СН2Ph); 3.31 (1Н, д. д, J = 7.4, J = 4.4, СН2Ph); 
3.55 и 4.93 (2Н, д, J = 12.8, Н-6); 3.65 и 3.82 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.75 (1H, м, 
Н-11); 6.51 (1Н, д, J = 2.4, NH); 6.60 (1Н, с, Н-7); 6.75 (1Н, с, Н-10); 7.25–7.30 
(5Н, м, C6H5); 7.39 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.53 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.67 (1Н, т, J
= 8.0, Н-3); 8.07 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

2g 3.09 (2Н, с, Н-6); 3.57 и 3.96 (6Н, с, 8 и 9-ОСН3); 6.33 (1Н, с, Н-7); 7.17 (1Н, 
д, J = 1.6, H-11); 7.34 (1Н, т, J = 7.6, Н-4'); 7.47 (2Н, т, J = 7.6, Н-3',5');
7.59 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.74 (3Н, м, Н-4,2',6'); 7.84 (1Н, т, J = 8.0, Н-3);
7.99 (1Н, уш. с, NH); 8.08 (1Н, д, J = 8.0, Н-1)  

2h 3.60 и 3.84 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.45 (2Н, уш. с, Н-6); 5.85 (1Н, с, Н-11); 6.48 
(1Н, уш. с, NH); 6.57 (1Н, с, Н-7); 6.93 (1Н, с, Н-10); 7.14 (1Н, т, J = 8.0, 
H-5' бензофуран); 7.21 (1Н, т, J = 8.0, H-6' бензофуран); 7.30 (1Н, c, H-3'
бензофуран); 7.38 (2Н, м, Н-2,7' бензофуран); 7.44 (1Н, д, J = 8.0, Н-4'
бензофуран); 7.59 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.72 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 7.92 (1Н, д, 
J = 8.0, Н-1) 

2i 3.56 и 3.85 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.09 и 5.14 (2Н, уш. д, 6-CН2); 5.81 (1Н, с, 
Н-11); 6.52 (1Н, с, Н-7); 6.90 (1Н, уш. с, NH); 6.96 (1Н, с, Н-10); 7.12 (1Н, 
уш. т, H-5' бензофуран); 7.26 (1Н, т, J = 8.0, H-6' бензофуран); 7.45 (1H, т, 
J = 8.0, Н-2); 7.51 (2Н, м, Н-4',7' бензофуран); 7.62 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.76 
(1Н, т, J = 8.0, Н-3); 7.95 (1Н, уш. с, Н-2' бензофуран); 8.07 (1Н, д, J = 8.0, 
Н-1) 

2j 3.68 и 3.87 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.11 и 4.96 (2Н, д, J = 12.8, 6-CН2); 5.92 (1Н, 
д, J = 2.4, Н-11); 6.19 (1Н, уш. с, NH); 6.61 (1Н, с, Н-7); 6.95 (1Н, с, Н-10); 
7.31 (1Н, д, J = 4.0, Н-3' фуран); 7.44 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.61 (1Н, д, J = 8.0, 
Н-4); 7.65 (1Н, уш. д, Н-4' фуран); 7.76 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.00 (1Н, д, 
J = 8.0, Н-1) 

2k 3.61 и 3.81 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.18 и 4.69 (2Н, д, J = 12.4, 6-СН2); 5.90 (1Н, 
д, J = 2.4, Н-11); 6.50 (1Н, с, Н-7); 6.90 (1Н, с, Н-10); 7.09 (1Н, с, Н-3'); 7.14 
(1Н, уш. с, NH); 7.35 (1Н, с, Н-5'); 7.43 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.58 (1Н, д, 
J = 8.0, Н-4); 7.73 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.04 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 
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Продолжение таблицы  2

1 2 

2l 3.62 и 3.82 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.13 и 4.74 (2Н, д, J = 13.2, 6-CН2); 5.83 (1Н, 
д, J = 2.4, Н-11); 6.51 (1Н, с, Н-7); 6.83 (1Н, д, J = 4.0, Н-4'); 6.89 (1Н, с, 
Н-10); 6.96 (1Н, д, J = 4.0, Н-3'); 7.09 (1Н, уш. с, NH); 7.44 (1Н, т, J = 8.0, 
Н-2); 7.59 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.74 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.06 (1Н, д, J = 8.0, 
Н-1) 

2m 3.53 и 3.81 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.21 и 4.82 (2Н, д, J = 12.0, СН2); 5.64 (1Н, д, 
J = 2.0, Н-11); 6.31 (1Н, с, Н-7); 6.94 (1Н, с, Н-10); 7.07 (1Н, уш. с, NH); 7.19 
(1Н, т, J = 5.2, Н-5'); 7.42 (1Н, т, J = 8.0, H-3); 7.47 (1Н, уш. д, Н-6'); 7.59 (1Н, 
д, J = 8.0, Н-4); 7.73 (1Н, т, J = 8.0, H-2); 7.98 (1Н, д, J = 8.0, H-1); 8.42 (1H, д, 
J = 5.2, H-4'); 8.51 (1H, с, H-2') 

2n 3.47 и 3.80 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.22 и 4.93 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 5.82 (1Н, д, 
J = 2.4, Н-11); 6.45 (1Н, с, Н-7); 7.02 (1Н, с, Н-10); 7.30 (1Н, уш. с, NH); 
7.33 (1Н, д, J = 8.0, Н-5'); 7.42 (1Н, т, J = 8.0, H-3); 7.56 (1Н, т, J = 8.0, Н-7'); 
7.63 (1Н, д, J = 8.0, H-4); 7.69 (1Н, т, J = 8.0, Н-6'); 7.76 (1Н, т, J = 8.0, H-2); 
7.85 (1Н, д, J = 8.0, Н-3'); 7.89 (1Н, д, J = 8.0, Н-8'); 7.93 (1Н, д, J = 8.0, Н-1); 
8.21 (1H, д, J = 8.0, H-4') 

2o 3.43 и 3.84 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.10 и 5.11 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 6.26 (1Н, c, 
Н-11); 6.35 (1Н, уш. с, NH); 7.01 (2Н, с, Н-7,10); 7.07 (1Н, уш. с, Н-7'); 
7.45 (1Н, т, J = 8.0, H-3); 7.62 (1Н, д, J = 8.0, H-4); 7.71–7.81 (3Н, м, Н-2,5',6'); 
8.04 (1Н, д, J = 8.0, Н-1); 8.08 (1Н, д, J = 8.0, Н-3'); 8.66 (1Н, уш. д, Н-8'); 
8.74 (1Н, уш. д, Н-2') 

3a 1.02 (3Н, т, J = 6.8, СН2СН3); 1.89 и 2.05 (2Н, м, J = 6.8, СН2Me); 3.89 и 5.02 
(2Н, д, J = 12.8, 6-СН2); 4.20 (4Н, м, ОСН2СН2О); 4.38 (1Н, уш. м, Н-11); 
5.92 (1Н, уш. с, NH); 6.57 (1Н, с, Н-7); 6.76 (1Н, с, Н-10); 7.53 (1Н, т, J = 8.0, 
Н-2); 7.74 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.82 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.15 (1Н, д, J = 8.0, 
Н-1) 

3b 3.83 и 4.96 (2Н, д, J = 12.8, Н-6); 3.89 и 4.19 (2Н, м, CH2Cl); 4.19 (4Н, м, 
ОСН2СН2О); 4.69 (1Н, уш. м, Н-11); 5.23 (1Н, уш. с, NH); 6.79 (1Н, с, Н-7); 
6.80 (1Н, с, Н-10); 7.51 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.66 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 
7.79 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 8.13 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

3c 4.16 (4Н, м, ОСН2СН2О); 4.41 (2Н, уш. с, Н-6); 5.82 (1Н, с, СН); 6.50 (1Н, с, 
Н-7); 6.58 (1Н, уш. с, NH); 6.90 (1Н, с, Н-10); 7.14 (1Н, т, J = 8.0, 
H-5' бензофуран); 7.18 (1Н, д, J = 8.0, H-4' бензофуран); 7.22 (1Н, т, J = 8.0, 
H-6' бензофуран); 7.40 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.45 (1Н, с, H-3' бензофуран); 
7.49 (1Н, д, J = 8.0, H-7' бензофуран); 7.61 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.75 (1Н, т, 
J = 8.0, Н-3); 7.89 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

3d 3.94 и 5.07 (2Н, уш. д, 6-CН2); 4.10 (4Н, м, ОСН2СН2О); 5.67 (1Н, с, СН); 
6.41 (1Н, с, Н-7); 6.78 (1Н, уш. с, NH); 6.81 (1Н, с, Н-10); 7.06 (1Н, уш. т, H-5'
бензофуран); 7.19 (1Н, т, J = 8.0, H-6' бензофуран); 7.39 (1H, т, J = 8.0, Н-2); 
7.42 (2Н, м, Н-4',7' бензофуран); 7.55 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.70 (1Н, т, J = 8.0, 
Н-3); 7.92 (1Н, уш. с, Н-2' бензофуран); 8.02 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

3e 4.05 и 4.73 (2Н, уш. с, 6-CН2); 4.17 (4Н, м, ОСН2СН2О); 5.81 (1Н, уш. с, 
Н-11); 6.45 (1Н, с, Н-7); 6.78 (1Н, с, Н-10); 7.09 (1Н, с, Н-3'); 7.31 (1Н, с, 
Н-5'); 7.42 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.56 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.71 (1Н, т, J = 8.0, 
Н-3); 8.06 (1Н, д, J = 8.0, Н-1) 

3f 4.03 и 4.88 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 4.15 (4Н, м, ОСН2СН2О); 5.49 (1Н, c, Н-11); 
6.25 (1Н, с, Н-7); 6.82 (1Н, с, Н-10); 6.90 (1Н, с, NH); 7.25 (2Н, д, J = 5.6, 
Н-3',5'); 7.40 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 7.57 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.70 (1Н, д, J = 8.0, 
Н-2); 8.04 (1Н, д, J = 8.0, Н-1); 8.46 (2Н, д, J = 5.6, Н-2',6') 

3g 3.99 и 5.13 (2Н, д, J = 13.2, СН2); 4.13 (4Н, м, ОСН2СН2О); 6.18 (1Н, c, Н-11); 
6.23 (1Н, уш. с, NH); 6.90 (1Н, с, Н-7); 6.97 (1Н, с, Н-10); 7.19 (1Н, уш. с, 
Н-7'); 7.45 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 7.61 (1Н, д, J = 8.0, H-4); 7.67–7.79 (3Н, м, 
Н-2,5',6'); 8.07 (2Н, м, Н-1,3'); 8.56 (1Н, уш. д, Н-8'); 8.77 (1Н, уш. д, Н-2') 
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Продолжение таблицы  2

1 2 

4a 3.14 и 3.65 (6H, с, 3',4'-OCH3); 4.22 (2H, с, CH2); 6.67 (1H, д, J = 8.4, H-5' 
вератрол); 6.69 (1H, с, H-2' вератрол); 6.77 (1H, д, J = 8.4, H-6' вератрол); 7.23 
(2H, м, H-5',6' индол); 7.49 (2H, м, H-6, H-7' индол); 7.69 (1H, д, J = 8.4,  H-8); 
7.77 (1H, т, J = 8.4, H-7); 7.88 (1H, д, J = 2.4, H-2' индол); 8.15 (1H, д,  
J = 8.4, H-5); 8.27 (1H, д, J = 8.4, H-4' индол); 8.51 (1H, с, CH=N); 11.91 (1H, 
с, NH индол) 

4b 3.25 (3Н, с, 1-СН3); 3.65 и 3.88 (6Н, с, 3'-, и 4'-ОСН3); 4.22 (2Н, с, СН2); 6.76 
(3Н, с, Н-2',5',6' вератрол); 7.30 (2Н, м, Н-5',6' индол); 7.57 (2Н, м, Н-6,7' 
индол); 7.79 (2Н, м, Н-7,8); 7.96 (1Н, с, Н-2' индол); 8.19 (2Н, м, Н-5,4' 
индол); 8.60 (1Н, с, СН=N) 

4c 3.20 и 3.68 (6Н, с, 3'- и 4'-ОСН3); 4.24 (2Н, с, СН2); 5.49 (2Н, с, СН2 бензил); 
6.65 (1Н, д, J = 8.4, Н-5' вератрол); 6.72 (1Н, с, Н-2' вератрол); 6.78 (1Н, д, 
J = 8.4, Н-6' вератрол); 7.26 (5Н, м, Н бензил); 7.33 (2Н, м, Н-5',6' индол); 
7.45 (2Н, м, Н-6,7' индол); 7.69 (1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.74 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 
7.96 (1Н, с, Н-2' индол); 8.17 (1Н, д, J = 8.0, Н-5); 8.32 (1Н, д, J = 8.0, Н-4' 
индол); 8.53 (1Н, с, СН=N) 

4d 2.45 (3Н, с, 2-СН3); 3.20 (3Н, с, 1-СН3); 3.70 и 3.80 (6Н, с, 3'- и 4'-ОСН3); 4.21 
(2Н, с, СН2); 6.65 (1Н, c, Н-2' вератрол); 6.67 (1Н, д, J = 8.0, Н-5' вератрол); 
6.76 (1H, д, J = 8.0, Н-6' вератрол); 7.24 (2Н, м, Н-5',6' индол); 7.47 (2Н, 
м, Н-6,7' индол); 7.70 (1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.77 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.16 (1Н, 
д, J = 8.0, Н-5); 8.26 (1Н, д, J = 8.0, Н-4' индол); 8.43 (1Н, с, СН=N) 

4e 3.53 и 3.67 (6Н, с, 3'-  и 4'-ОСН3); 4.13 (2Н, с, СН2); 6.80 (3Н, м, Н-2',5',6' 
вератрол); 7.26 (1Н, т, J = 4.8, Н-4' тиофен); 7.53 (1Н, т, J = 8.0, Н-6); 7.70 
(2Н, м, Н-8,5' тиофен); 7.83 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 7.95 (1Н, д, J = 4.8, Н-3' 
тиофен); 8.14 (1Н, д, J = 8.0, Н-5); 8.95 (1Н, с, СН=N) 

4f 1.04 (3Н, т, J = 7.2, СН3СН2СН2); 1.77 (2Н, секст, J = 7.2, MeСН2СН2); 2.89 
(2Н, т, J = 7.2, MeСН2СН2); 3.53 и 3.70 (6Н, с, 3'- и 4'-ОСН3); 4.13 (2Н, с, 
СН2); 6.70 (1Н, д, J = 8.4, Н-5' вератрол); 6.81 (1Н, с, Н-2' вератрол); 6.82 (1H, 
д, J = 8.4, Н-6' вератрол); 6.93 (1Н, д, J = 4.4, Н-4' тиофен); 7.46 (2Н, м, Н-6,3' 
тиофен); 7.67 (1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.77 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.14 (1Н, д, J =
8.0, Н-5); 8.79 (1Н, с, СН=N) 

4g 2.52 (3Н, с, СН3); 3.60 и 3.73 (6Н, с, 3'-  и 4'-ОСН3); 4.18 (2Н, с, СН2); 6.33 
(1Н, д, J = 2.8, Н-4' фуран); 6.69 (1Н, д, J = 8.4, Н-5'); 6.86 (1H, д, J = 8.4, 
Н-6'); 6.89 (1Н, с, Н-2'); 7.05 (1Н, д, J = 2.8, Н-3' фуран); 7.46 (1Н, т, J = 8.0, 
Н-6); 7.67 (1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.75 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.15 (1Н, д, J = 8.0, 
Н-5); 8.52 (1Н, с, СН=N) 

5a 4.08 (2Н, с, ОСН2СН2О); 4.14 (4Н, с, 2-СН2, ОСН2СН2О); 6.60 (1Н, д, J = 8.0, 
Н-5'); 6.70 (1Н, д, J = 8.0, Н-6'); 6.75 (1Н, с, Н-2'); 7.09 (1Н, д, J = 4.4, Н-3' 
тиофен); 7.45 (1Н, т, J = 8.0, Н-6); 7.49 (1Н, д, J = 4.4, Н-4' тиофен); 7.65 
(1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.75 (1Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.14 (1Н, д, J = 8.0, Н-5); 8.96 
(1Н, с, СН=N) 

5b 4.08 (2Н, с, ОСН2СН2О); 4.13 (4Н, с, 2-СН2 и ОСН2СН2О); 6.60 (1Н, д, 
J = 8.0, Н-5'); 6.70 (1Н, д, J = 8.0, Н-6'); 6.75 (1Н, с, Н-2'); 7.46 (1Н, т, J = 8.0, 
Н-6); 7.60 (1Н, с, Н-3' тиофен); 7.66 (1Н, д, J = 8.0, Н-8); 7.76 (1Н, т, J = 8.0, 
Н-7); 7.79 (1Н, с, Н-5' тиофен); 8.15 (1Н, д, J = 8.0, Н-5); 9.06 (1Н, с, СН=N) 

6 3.79 и 3.86 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.95 (2Н, с, Н-6); 7.23 (1Н, с, Н-7); 7.30 (1Н, 
с, Н-10); 7.53 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.61 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.80 (1Н, т, 
J = 8.0, Н-3); 8.13 (1Н, д, J = 8.0, Н-1); 8.91 (1Н, с, СН=N) 

7 4.21 (8Н, с, ОСН2СН2О); 4.45 (4Н, с, 2-СН2); 5.58 (2Н, уш. с, NН); 6.73 (2Н, д,
J = 8.0, Н-5'); 7.03 (2Н, д, J = 8.0, Н-6'); 7.08 (2Н, с, Н-2'); 7.40 (1Н, с, Н-3'
тиофен); 7.53 (1H, c, CH); 7.55 (2Н, м, Н-6); 7.65 (2Н, с, Н-5' тиофен); 7.86 
(2Н, т, J = 8.0, Н-7); 8.00 (2Н, д, J = 8.0, Н-8); 8.17 (2Н, д, J = 8.0, Н-5) 
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Окончание таблицы 2

1 2 

8а 3.43 и 3.83 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 3.99 и 5.14 (2Н, д, J = 13.2, Н-6); 5.90 (1Н, с, 
Н-7); 7.04 (5Н, м, NН, Н-10,4',5',7' изатин); 7.36 (1Н, т, J = 8.0, Н-6' изатин);
7.49 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.67 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.80 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 
8.05 (1Н, д, J = 8.0, Н-1); 10.45 (1Н, с, NН изатин) 

8b 3.78 и 5.21 (2Н, д, J = 13.2, Н-6); 4.12 (2Н, с, ОСН2СН2О); 4.18 (2Н, с, 
ОСН2СН2О); 5.84 (1Н, с, Н-7); 6.90 (1Н, с, Н-10); 7.01 (3Н, м, Н-5',7' изатин, 
NH); 7.20 (1Н, д, J = 8.0, Н-4' изатин); 7.35 (1Н, т, J = 8.0, Н-6' изатин); 
7.46 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.62 (1Н, д, J = 8.0, Н-4); 7.77 (1Н, т, J = 8.0, Н-3); 
8.05 (1Н, д, J = 8.0, Н-1); 10.58 (1Н, с, NН изатин) 

9 3.46 и 3.86 (6Н, с, 8- и 9-ОСН3); 4.02 и 5.26 (2Н, уш. с, Н-6); 5.04 (1Н, уш. с, 
NН); 5.81 (1Н, с, Н-7); 7.01 (1Н, с, Н-10); 7.51 (1Н, т, J = 8.0, Н-2); 7.72 (1Н, 
д, J = 8.0, Н-4); 7.81 (1Н, т, J = 8.0, Н-3);  8.10 (5Н, м, Н-1, Н нингидрин) 

10 1.69 (3H, с, CH3); 3.07 (COOH в обмене с H2O); 3.71 и 3.82 (6H, с, 8,9-OCH3); 
4.05 и 4.66 (2H, уш. с, H-6); 6.58 (1H, с, NH); 6.80 (1H, с, H-7); 6.96 (1H, с, 
H-10); 7.42 (1H, т, J = 8.0, H-2); 7.56 (1H, д, J = 8.0, H-4); 7.71 (1H, т, J = 8.0, 
H-3); 8.09 (1H, с, H-1) 

11 1.56 (3H, с, CH3); 3.14 (2H, с, CH2); 3.31 и 3.67 (6H, с, 3',4'-OCH3); 6.60 (1H, с, 
H-2' вератрол); 6.65 (1H, д, J = 8.4, H-6' вератрол); 6.69 (1H, д, J = 8.4, H-5' 
вератрол); 7.51 (3H, м, H-6,3',5'); 7.59 (1H, д, J = 8.0, H-8); 7.75 (1H, т, J = 8.0, 
H-4'); 7.82 (1H, т, J = 8.0, H-7); 7.96 (2H, д, J = 8.0, H-2',6'); 8.14 (1H, д, 
J = 8.0, H-5) 

 

Таким образом, разработанный нами метод получения 11-R-11,12-ди-
гидрохиназолин[3,2-c][2,3]бензодиазепин-14(6Н)-онов  2, 3, 8–10 в условиях 
реакции Пикте–Шпенглера позволяет получать разнообразные алкил-, арил-, 
гетерил- и функциональнозамещённые конденсированные системы с фраг-
ментом 2,3-бензодиазепина. 

 
ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ   ЧАСТЬ 

 
Спектры ЯМР 1Н зарегистрированы на приборе Bruker Avance II 400 

(400 МГц) в ДМСО-d6, внутренний стандарт ТМС. Хромато-масс-спектры 
получены на спектрометре Agilent 1100 LC/MSD VL, способ ионизации 
APCI (химическая позитивная ионизация при атмосферном давлении). 
Параметры хроматографической колонки: длина 50 мм, диаметр 4.6 мм, 
неподвижная фаза – ZORBAX SB-C18, растворитель ацетонитрил–вода, 
95:5, 0.1% трифторуксусная кислота, градиентное элюирование, скорость 
подачи растворителя 3.0 мл/мин. Характеристики синтезированных соеди-
нений приведены в табл. 1 и 2. 

11-R-11,12-Дигидрохиназолин[3,2-c][2,3]бензодиазепин-14(6Н)-оны  (об-
щая методика). А (Для соединений 2a–i,k–o, 3a–g, 8–10). Смесь 2.5 ммоль 
соответствующего аминопроизводного 1a,b и 2.5 ммоль карбонильного 
соединения в 10 мл соляной кислоты перемешивают при 80–90 °C (время реакции 
указано в табл. 1). Для лучшего растворения исходных соединений можно 
прибавлять 1–3 мл свежеперегнанного диоксана. При реакции с алифатическими 
альдегидами, нингидрином и этиловым эфиром пировиноградной кислоты осадок 
продукта реакции образуется уже в течение 10–20 мин. Реакционную смесь 
охлаждают, разбавляют водой и нейтрализуют 10% водным раствором аммиака 
до слабощелочной реакции (при получении диазепинов 2d,e, 3a,b, 10 – до pH 4–5). 
Оставляют смесь на 1 ч, кристаллы отфильтровывают и промывают водой. 

 
Б (Для соединений 2g–o, 3c–g, 6, 8, 9). Смесь 2.5 ммоль соответствующего 
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аминопроизводного 1a,b и 2.5 ммоль карбонильного соединения в 4 мл 
трифторуксусной кислоты кипятят 8 ч. Далее обрабатывают как в методе А. 

Соединения 2a–c,f перекристаллизовывают из изопропилового спирта, 2g,j, 9 
– из ДМФА, 2h,i,k–o, 3c–g, 6, 8 – из ацетона или смеси ацетон–изопропиловый 
спирт. Диазепин 10 переосаждают из содового раствора муравьиной кислотой. 

3-Арилметилиден-2-(3,4-диметоксибензил)аминохиназолин-4(3H)-оны 
(основания Шиффа) 4a–g, 5a,b (общая методика). Смесь 2.5 ммоль 
соответствующего аминопроизводного 1a,b и 2.5 ммоль гетероаромати-
ческого альдегида растворяют в 5 мл уксусной кислоты. Раствор кипятят 
5 ч, охлаждают, разбавляют водой и нейтрализуют 10% водным раствором 
аммиака до слабощелочной реакции, осадок отфильтровывают. Соеди-
нения 4a–d кристаллизуют из смеси ацетонитрил–изопропиловый спирт, 
4e–g – из изопропилового спирта, 5a,b – из смеси бензол–гексан. Азоме-
тины 4a–d были также получены по методу Б, а 5a,b – по методу А. 
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