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С целью синтеза ряда замещенных 2-хинолинов исследовано взаимодействие N-

ариламидов ацетоуксусной кислоты с 2-диметиламинометилиден-5,5-диметилцикло-гексан-

1,3-дионом. 

Установлено, что указанное взаимодействие протекает при кипячении в изопропиловом 

спирте в присутствии каталитического количества пиперидина. Согласно данным ИК, ПМР 

спектроскопии, а также РСА одного из образцов, образуются 3-ацетил-7,7-диметил-1-арил-

7,8-дигидрохинолин-2,5-(1H,6H)-дионы с выходами 33-78%. 

На основании спектров ЯМР показано, что соединения, содержащие в ароматическом 

кольце амидной части молекулы орто-заместитель, в растворе существуют в виде двух ро-

тамеров примерно в равных долях. 

Исследована антибактериальная активность синтезированных соединений. Результаты 

показали, что все они обладают слабым противомикробным свойством. 

Рис. 1, табл. 1, библ. ссылок 13. 

 

Известно, что природные и синтетические соединения, содержащие 

2-пиридоновый [1] или 2-хинолиновый [2-4] фрагменты, обладают 

фармакологическими свойствами. Ранее нами было исследовано взаи-

модействие N-ариламидов ацетоуксусной кислоты с различными элек-

трофильными алкенами (халконами) с целью разработки новых мето-

дов синтеза функционально замещенных производных 2-пиридонов [5-

8], которые могли служить строительными блоками для построения бо-

лее сложных молекул, содержащих 2-пиридоновый фрагмент. Пред-

ставленная работа, являющаяся продолжением ранее проведенных ис-
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следований, посвящена синтезу ряда замещенных 2-хинолинов на ос-

нове N-ариламидов ацетоуксусной кислоты. Нами исследовано взаимо-

действие отмеченных амидов 4 с 2-диметиламинометилиден-5,5-

диметилциклогексан-1,3-дионом (3). Последний был получен при ком-

натной температуре взаимодействием димедона (1) и диметилформа-

мид диметилацеталя (2 ДМФДМА) [3]. 

Схема 

 

Исследования показали, что данное взаимодействие протекает при 

кипячении в изопропиловом спирте в присутствии каталитического ко-

личества пиперидина. Согласно данным ИК, ПМР спекртоскопии, а 

также РС анализа, образуются 3-ацетил-7,7-диметил-1-арил-7,8-

дигидрохинолин-2,5-(1H,6H)-дионы с выходами 33-78%. Это означает, 

что промежуточный аддукт Михаэля (соединение 5) или промежуточ-

ное соединение 7 (схема) подвергаются внутримолекулярной циклиза-

ции с участием амидной, а не ацетильной группы. По данным ЯМР 1Н 

соединений 9а-г, в которых ароматическое кольцо содержит орто-

заместитель, полученные продукты в растворе существуют в виде двух 

ротамеров, примерно в равных долях [9,10] (в экспериментальной части 

сигналы второго ротамера обозначены звёздочкой). О том, что указан-

ные соединения (9а-г) существуют в виде двух ротамеров, свидетельст-

вует и тот факт, что при наличии двух метильных заместителей в орто- 

и пара- положениях соединения 9б химический сдвиг протонов пара-

заместителя не меняется. 
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Дифракционные измерения соединения 9б проведены при комнат-

ной температуре на автодифрактометре “Enraf-Nonius CAD-4” (графи-

товый монохроматор, Мо-Кα излучение, θ/2θ-сканирование). Парамет-

ры моноклинной элементарной ячейки определены и уточнены по 24 

рефлексам с 12.83<θ<13.87. Структура расшифрована прямым методом. 

Координаты атомов водорода частично определены из разностных син-

тезов Фурье и уточнены независимо. Координаты атомов водорода ме-

тильных групп были определены по геометрическим расчетам и уточ-

нены по модели «наездника» со следующими условиями: длина связей 

C-H=0.96Å, Uiso(H)=1.5Ueq(C). Структура уточнена полноматричным 

МНК в анизотропном приближении для неводородных атомов и изо-

тропном – для атомов водорода. Все структурные расчеты были прове-

дены по комплексу программ SHELXTL [11]. 

Кристаллографические данные в формате CIF депонированы в 

Кембриджском центре кристаллографических данных, номер депозита 

CCDC 2049259. 

Основные кристаллографические и экспериментальные данные 

приведены в таблице. 

Структура молекулы соединения 9б представлена на рисунке. Кон-

формационный анализ циклических фрагментов показал, что фениль-

ные и пиридиновые кольца имеют плоскую конформацию. Максималь-

ное отклонение атомов от плоскостей ароматических колец не превы-

шает 0.0202(1)Å. Циклогексеновое кольцо имеет конформацию полу-

кресла, атомы C2, C3, C4 и C10 расположены в плоскости (максималь-

ное отклонение 0,0118(1)Å), а атомы C7 и C6 отклонены от плоскости 

полукресла соответственно на 0,4318(1)Å и -0,3162(1)Å. 

Анализ упаковки молекул в кристаллической решетке показал, что 

связь между молекулами в основном описывается вандерваальсевскими 

взаимодействиями. 
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Таблица 

Основные кристаллографические характеристики 

и экспериментальные данные 

Кристаллографические характеристики 

Соединение 9б 

Брутто-формула C21H23NO3 

Молекулярный вес 337.40 

Сингония Моноклинная 

Пространственная группа P21/c 

a, b, c [Å] 9.4499(19), 15.878(3), 12.885(3) 

α, β, γ [град.] 90, 110.66(3), 90 

V [Å3] 1809.0(7) 

Z 4 

Плотность(выч.) [г/см3] 1.239 

μ(MoKα) [ mm-1 ] 0.082 

F(000) 720 

Размер кристалла [мм] 0.30×0.24×0.18 

Экспериментальные данные 

Температура (K) 293 

Излучение [Å] 0.71073 

θmin, θmax [град.] 1,2, 30.0 

Область сканирования 0≤h≤13; 0≤k≤22; -18≤l≤16 

Число измеренных отражений 5544 

Число наблюдаемых отражений с 

[I > 2.0 σ(I)] 

2964 

Расчетные данные 

Nref, Npar 5260, 263 

R, wR2, S 0.0625, 0.1784, 1.01 
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Рис. Строение молекулы 9б, эллипсоиды анизотропных тепловых колебаний изображе-

ны с 50% вероятностью. 

 

Исследована антибактериальная активность синтезированных со-

единений 9а,б,г,д,е,ж,з методом "диффузии в агаре" [12] при бактери-

альной нагрузке 20 млн микробных тел на 1 мл среды на грамположи-

тельные стафилококки (Staphylococcus aureus 209p, B. Subtiles 6633) и 

грамотрицательные палочки (Shigella flexneri; 6858, E. Coli 0-55). 

Исследования показали, что все они обладают слабым 

противомикробным свойством, подавляя рост использованных 

микроорганизмов в зоне диаметров 10-13 мм. В качестве 

положительного контроля использовали лекарственный препарат 

фуразолидон [13]. 

Экспериментальная часть 

ИК- спектры сняты на спектрофотометре “Nicolet Avatar 330 FT-IR” 

в вазелиновом масле. Спектры ЯМР 1H и 13C получены на приборе Var-

ian “Mercury 300VX” с рабочими частотами 300.077 и 75 МГц, раство-

ритель – ДМСО-d-CCl4 (1:3), внутренний стандарт – ТМС. Температу-

ры плавления определены на столике “Boеtius”. 

Общая методика получения 3-ацетил-7,7-диметил-1-арил-7,8-

дигидрохинолин-2,5-(1H,6H)-дионов (9). Эквимольное количество 

(1.5 ммоля) соединений 1 и 2 перемешивают при комнатной температу-

ре 5 мин. После чего добавляют смесь изопропилового спирта (6 мл), 
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соединения 4 (1.5 ммоля) и каталитическое количество пиперидина. Ре-

акционную смесь кипятят 4 ч. Если кристаллы выпали, отфильтровы-

вают, промывают абс. эфиром, а если кристаллы отсутствуют, то уда-

ляют растворитель, остаток промывают абс. эфиром и отфильтровыва-

ют. В обоих случаях кристаллы, согласно ЯМР спектру, являются чис-

тыми соединениями. 

3-Ацетил-7,7-диметил-1-о-толил-7,8-дигидрохинолин-2,5-

(1H,6H)-дион (9а). Выход 0.55 г (47%), т. пл. 143ºC. ИК-спектр, ν, см-1: 

1681 (CO). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д., Гц: 0.99 с (3H, CH3) и 1.03 с (3H, 

CH3*); 2.05 дд (1H, J=18.0, 0.9, CH2) и 2.54 д (1H, J=18.0, CH2*); 2.07 с 

(3H, CH3, COCH3); 2.37 дд ( 1H, J=16.3, 0.9, CH2) и 2.42 д (1H, J=16.3, 

CH2*); 2.53 с (3H, CH3); 7.14-7.18 м (1H, C6H4 ); 7.38-7.46 м (3H, C6H4); 

8.55 с (1H, =CH). Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 16.6 (CH3); 26.7 (CH3); 

28.3(CH3); 30.1 (CH3); 32.0, 41.5 (CH); 49.1 (CH2); 112.3, 124.6, 127.1, 

127.2 (CH); 129.0 (CH); 130.8 (CH); 134.1, 136.0, 139.1 (CH); 159.6, 

160.2, 191.8, 194.5. Найдено, %: C 73.91; H 6.32; N 4.52. C20H21NO3. 

Вычислено, %: C 74.28; H 6.55; N 4.33. 

3-Aцетил-7,7-диметил-1-(2',4'-диметилфенил)-7,8-дигидрохино-

лин-2,5-(1H,6H)-дион (9б). Выход 0.18 г (36%), т. пл. 213ºC. ИК-

спектр, ν, см-1: 1678 (CO), 1660. Спектр ЯМР 1H, δ, м. д., Гц: 0.99 с (3H, 

CH3) и 1.03 с (3H, CH3
*); 2.01 с (3H, CH3); 2.05 д (1H, J=18.2, CH2) и 2.52 

д (1H, J=18.2, CH2*); 2.36 дд ( 1H, J=16.3, 0.8, CH2) и 2.41д (1H, J=16.3, 

CH2*); 2.44 уш. с (3H, CH3); 2.53 с (3H, CH3); 7.00 д (1H, J=7.9, C6H3 ); 

7.19 уш. д (2H, J=7.9, C6H3); 7.23 уш. с (2H, C6H3); 8.54 с (1H, =CH). 

Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 16.6 (CH3); 20.6 (CH3); 26.7 (CH3); 28.5 (CH3); 

30.0 (CH3); 32.0 (CMe2); 41.6 (CH2); 49.1 (CH2); 112.2, 124.6 (CH); 126.9 

(CH); 127.7, 131.4, 133.5, 133.7, 138.5, 139.0 (CH); 159.7 (CH); 160.1. 

Найдено, %: C 74.48; H 6.52; N 4.35. C21H23NO3. Вычислено, %: C 74.75; 

H 6.87; N 4.15. 

3-Ацетил-7,7-диметил-1-(2'-метоксифенил)-7,8-дигидрохино-

лин-2,5-(1H,6H)-дион (9в). Выход 0.17 г (33%), т. пл. 203ºC. ИК-

спектр, ν, см-1: 1678 (CO)COC=C, 1660 (CO)NCOC=C. Спектр ЯМР 1H, 

δ, м. д., Гц: 0.99 с (3H, CH3) и 1.03 с (3H, CH3*); 2.15 д (1H, J=17.8, CH2) 

и 2.49 д (1H, J=17.8, CH2*); 2.35 уш.д (1H, J=16.3, CH2) и 2.40 д ( 1H, 

J=16.3, CH2*); 2.53 с (3H, COCH3); 3.84 с (3H, OCH3); 7.10-7.23 м (3H, 

C6H4 ); 7.52 ддд (1H, J=8.2, 7.0, 2.3, C6H4); 8.54 с (1H, =CH). Спектр 

ЯМР 13C, δ, м. д.: 26.8 (CH3); 28.4 (CH3); 30.1 (CH3); 32.0 (CMe2); 41.2 

(CH2); 49.2 (CH2); 55.3 (OCH3); 112.0, 112.1 (CH); 120.8 (CH); 124.6, 

125.2, 128.5 (CH); 130.5 (CH); 139.1 (CH); 153.5, 160.2, 160.4, 191.8 

(CO); 194.5 (CO). Найдено, %: C 70.41; H 5.91; N 4.45. C20H21NO4. Вы-

числено, %: C 70.78; H 6.24; N 4.13. 

3-Ацетил-7,7-диметил-1-(2'-метил,4'-нитрофенил)-7,8-дигидро-

хинолин-2,5-(1H, 6H)-дион (9г). Выход 0.43 г (78%), т. пл. 248ºC. ИК-
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спектр, ν, см-1: 1682 (CO). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д., Гц: 0.99 с (3H, CH3) 

и 1.04 с (3H, CH3*); 2.07 д (1H, J=18.0, CH2) и 2.57 д (1H, J=18.0, CH2*); 

2.21 с (3H, COCH3); 2.39 д ( 1H, J=16.3, CH2) и 2.43 д (1H, J=16.3, CH2*); 

2.54 с (3H, CH3); 758 д (1H, J=8.6, H-6, C6H3 ); 8.28 дд (1H, J=8.6, 2.6, H-

5, C6H3); 8.35 д (1H, J=8.6, 2.6, H-3, C6H3); 8.57 с (1H, =CH). Спектр 

ЯМР 13C, δ, м. д.: 16.8 (CH3); 26.6 (CH3); 28.4 (CH3); 30.0 (CH3); 32.2 

(CMe2); 41.3 (CH2); 49.1 (CH2); 122.3 (CH); 124.7, 125.7 (CH); 129.3 

(CH); 137.1, 139.5 (CH); 141.8, 147.7, 159.1, 159.9,191.8, 194.2. Найдено, 

%: C 64.89; H 5.61; N 7.91. C20H20N2O5. Вычислено, %: C 65.21; H 5.47; 

N 7.60. 

3-Ацетил-7,7-диметил-1-(4'-метоксифенил)-7,8-дигидрохино-

лин-2,5-(1H,6H)-дион (9д). Выход 0.71 г (58%), т. пл. 239ºC. ИК-

спектр, ν, см-1: 1682 (CO)COC=C, 1660 (CO)NCOC=C. Спектр ЯМР 1H, 

δ, м. д.: 1.01 с (6H, CH3); 2.37 с (2H, CH2); 2.41 с (2H, CH2); 2.52 с (3H, 

CH3); 3.90 с (3H, OCH3); 7.05-7.10 м (2H, C6H4); 7.13-7.18 м (2H, C6H4); 

8.51 с (1H, =CH). Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 27.6 (2.CH3); 30.0 (CH3); 32.1 

(CMe2); 42.1 (CH2); 49.1 (CH2); 54.8 (OCH3); 112.0, 114.5 (2CH); 124.6, 

128.4 (2.CH); 129.3,138.8 (CH); 159.2, 160.3, 160.9, 191.9, 194.6. 

Найдено, %: C 71.12; H 6.01; N 4.50. C20H21NO4. Вычислено, %: C 70.80; 

H 6.24; N 4.13. 

3-Ацетил-7,7-диметил-1-фенил-7,8-дигидрохинолин-2,5-(1H,6H)-

дион (9е). Выход 0.23 г (50%), т. пл. 213-214ºC. ИК-спектр, ν, см-1: 1677 

(CO)COC=C, 1660 (CO)NCOC=C. Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.01 с (6H, 

CH3); 2.38 уш. с (4H, CH2); 2.53 с (3H, CH3); 7.24-7.29 м (2H, C6H5); 

7.51-7.63 м (3H, C6H5); 8.53 с (1H, =CH). Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 27.6 

(2.CH3); 30.1 (CH3); 32.1 (CMe2); 42.0 (CH2); 49.1 (CH2); 112.1, 124.7, 

127.5 (2CH); 128.7 (CH); 129.3 (2.CH); 137.0,138.9 (=CH); 159.7, 

160.7(NCO); 191.9 (CO). Найдено, %: C 73.41; H 5.78; N 4.90. 

C19H19NO3. Вычислено, %: C 73.77; H 6.19; N 4.53. 

3-Ацетил-7,7-диметил-1-(4'-нитрофенил)-7,8-дигидрохинолин-

2,5-(1H,6H)-дион (9ж). Выход 0.22 г (41%), т. пл. 247ºC. ИК-спектр, ν, 

см-1: 1682 (CO). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.01 с (6H, CH3); 2.39 с (2H, 

CH2); 2.40 с (2H, CH2); 2.53 с (3H, CH3); 7.64-7.69 м (2H, C6H4); 8.43-

8.48 м (2H, C6H4); 8.54 с (1H, =CH). Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 27.6 

(2CH3); 30.0 (CH3); 32.3 (CMe2); 41.8 (CH2); 49.2 (CH2); 112.4, 124.6 

(2CH); 124.8, 129.6 (2CH); 139.2, 142.6, 147.5, 159.3, 160.6, 191.8, 194.3. 

Найдено, %: C 64.01; H 4.81; N 8.25. C19H18N2O5. Вычислено, %: C 

64.40; H 5.12; N 7.91. 

3-Ацетил-7,7-диметил-1-п-толил-7,8-дигидрохинолин-2,5-

(1H,6H)-дион (9з). Выход 0.25 г (52%), т. пл. 261ºC. ИК-спектр, ν, см-1: 

1681 (CO)COC=C, 1663 (CO)NCOC=C. Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.01 с 

(6H, CH3); 2.37 с (2H, CH2); 2.38 с (2H, CH2); 2.49 с (3H, CH3); 2.52 с 

(3H, COCH3); 7.09-7.14 м (2H, C6H4); 7.35-7.40 м (2H, C6H4); 8.52 с (1H, 
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=CH). Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 20.7 (CH3); 27.6 (2CH3); 30.0 (CMe2); 

32.1 (CH3); 42.0 (CH2); 49.1 (CH2); 112.1, 124.6, 127.1 (2CH); 129.9 

(2CH); 134.3, 138.3, 138.9 (CH); 159.9, 160.8, 191.9, 194.6. Найдено, %: C 

73.89; H 6.18; N 4.59. C20H21NO3. Вычислено, %: C 74.28; H 6.55; N 4.33. 

 

3-²òºîÆÈ-7«7-¸ÆØºÂÆÈ-1-²ðÆÈ-7«8-¸ÆÐÆ¸ðàÊÆÜàÈÆÜ-2«5-(1H«6H)-

¸ÆàÜÜºðÆ êÆÜÂº¼ 

²© ²© ê²ð¶êÚ²Ü« ²© Ê© Ê²â²îðÚ²Ü« ²© ¾© ´²¸²êÚ²Ü« Î© ²© ²ì²¶Ú²Ü« 

²© ¶©Ø²ÜàôÎÚ²Ü«¶© ²© ö²ÜàêÚ²Ü« ²© ¶© ²Úì²¼Ú²Ü & Ø© ê© ê²ð¶êÚ²Ü 

²ó»ïáù³ó³Ë³ÃÃíÇ N-³ñÇÉ³ÙÇ¹Ý»ñÇ ¨ 2-¹ÇÙ»ÃÇÉ³ÙÇÝáÙ»ÃÇÉÇ¹»Ý-5«5-¹ÇÙ»ÃÇÉ-

óÇÏÉáÑ»ùë³Ý-1«3-¹ÇáÝÇ ÷áË³½¹»óáõÃÛ³Ùµ Çñ³Ï³Ý³óí»É ¿ ï»Õ³Ï³Éí³Í 2-ËÇÝáÉÇÝ-

Ý»ñÇ ëÇÝÃ»½: 

Ð³ëï³ïí»É ¿« áñ ÷áË³½¹»óáõÃÛáõÝÁ ÁÝÃ³ÝáõÙ ¿ åÇå»ñÇ¹ÇÝÇ Ï³ï³ÉÇïÇÏ ù³Ý³-

ÏÇ Ý»ñÏ³ÛáõÃÛ³Ùµ« Ç½áåñáåÇÉ ëåÇñïáõÙ« »é³óÙ³Ý å³ÛÙ³ÝÝ»ñáõÙ« ³é³ç³óÝ»Éáí 3-

³ó»ïÇÉ-7«7-¹ÇÙ»ÃÇÉ-1-³ñÇÉ-7«8-¹ÇÑÇ¹ñáËÇÝáÉÇÝ-2«5-(1H«6H)-¹ÇáÝÝ»ñ 33-78% »Éùáí: 

Ð³Ù³Ó³ÛÝ ØØè ëå»ÏïñáëÏáåÇ³ÛÇ ïíÛ³ÉÝ»ñÇ, Ýßí³Í ÙÇ³óáõÃÛáõÝÝ»ñÇ ³ÙÇ¹³ÛÇÝ 

Ñ³ïí³ÍÇ ³ñáÙ³ïÇÏ ûÕ³ÏáõÙ ûñÃá- ï»Õ³Ï³ÉÇãÝ»ñÇ ³éÏ³ÛáõÃÛ³Ý ¹»åùáõÙ ¹ñ³Ýù 

ÉáõÍáõÛÃáõÙ ·ïÝíáõÙ »Ý »ñÏáõ éáï³Ù»ñÝ»ñÇ Ó¨áí: 

Ð³Ï³Ù³Ýñ¿³ÛÇÝ áõëáõÙÝ³ëÇñáõÃÛáõÝÝ»ñÁ óáõÛó »Ý ïí»É« áñ ëÇÝÃ»½í³Í ÙÇ³óáõ-

ÃÛáõÝÝ»ñÇó áñáßÝ»ñÁ óáõó³µ»ñáõÙ »Ý ÃáõÛÉ ³ÏïÇíáõÃÛáõÝ: 
 

SYNTHESIS OF 3-ACETYL-7,7-DIMETHYL-1-ARYL-7,8-

DIHYDROQUINOLINE-2,5-(1H,6H)-DIONES 

A. A. SARGSYANa, A. Kh. KHACHATRYANa,b, A. E. BADASYANa,  

K. A. AVAGYANa, A. G. MANUKYANa, H. A. PANOSYANa,  

A. G. AYVAZYANa and M. S. SARGSYANa 

aThe Scientific Technological Centre of Organic and Pharmaceutical Chemistry NAS RA 

26, Azatutyan Str., Yerevan, 0014, Armenia 
bCrisis Management State Academy 

1 Building, Acharyan Str., (Avan adm. district), Yerevan, 0040, Armenia 

E-mail: mushegh.sargsyan@yahoo.com 

 

In order to synthesize a number of substituted 2-quinolines, the interaction of 

acetoacetic acid N-arylamides with 2-dimethylaminomethylidene-5,5-

dimethylcyclohexane-1,3-dione was studied. 

It was found that that interaction proceeded when boiling in isopropyl alcohol in 

the presence of a catalytic amount of piperidine. According to IR, PMR spectroscopy, as 

well as X-ray diffraction analysis of one of the samples, 3-acetyl-7,7-dimethyl-1-aryl-

7,8-dihydroquinoline-2,5-(1H,6H)-dions are formed in 33-78% yields. 

According to the NMR spectroscopy, it was shown that the compounds containing 

the ortho-substituent in the aromatic ring of the amide part of the molecule, in the 

solution existed in the form of two rotamers, approximately in equal proportions. 

Antibacterial studies have shown that some of the synthesized compounds had poor 

antimicrobial activity. 

mailto:mushegh.sargsyan@yahoo.com
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