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Многокомпонентной конденсацией ароматических альдегидов, цианотиоацетамида, 1,3-дикарбо-
нильных соединений, 1,2-дибромэтана и морфолина синтезированы функционально замещенные 
частично гидрированные тиазоло[3,2-а]пиридин и тиазоло[3,2-а]хинолин. 
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Среди производных тиазоло[3,2-а]пиридина об-
наружены вещества с противомикробной активно-
стью [1–4]. Они эффективны также в качестве пеп-
тидомиметиков [5], что стимулирует исследования 
в этом ряду гетероциклов. Основные методы их 
синтеза – кросс-рециклизация замещенных 2,6-ди-
амино-4-арил-4Н-тиопиран-3,5-дикарбонитрилов 
с СН-кислотами и 1,2-дибромэтаном [6, 7], взаимо-
действие производных акрилонитрила и тиазоли-
дина [8–10], алкилирование частично гидрирован-
ных 2-тиоксопиридинов 1,2-дибромэтаном [11–15], 
галогенирование при нагревании 2-аллилсульфанил-
пиридина [16, 17] и алкилирование пиридин- 

2-тиолатов α-галогенкарбонильными соединения-
ми [18–22]. 

В настоящем исследовании разработан новый 
способ получения производных тиазоло[3,2-а]пири-
дина, состоящий в многокомпонентной конденса-
ции ароматических альдегидов 1а‒е, цианотиоацета-
мида 2, 1,3-дикарбонильных соединений 3а, b, 1,2-ди-
бромэтана 4 и морфолина. Реакция протекает при 
20°С в этаноле в присутствии эквимольного коли-
чества морфолина и приводит к образованию произ-
водных тиазоло[3,2-а]хинолина 5а–d и тиазоло[3,2-а]-
пиридина 5e. Интермедиатами в данной конденсации, 
очевидно, являются арил(гетарил)метиленцианотио-

1, R3 = 4-NMe2C6H4 (a), Ph (b), 4-МеOC6H4 (c), 4-BrC6H4 (d), фуран-2-ил (е); 3, R1,R2 = CH2СМе2CH2 (a); R1 = OEt, R2 = Pr (b);  
5, R1,R2 = CH2СМе2CH2, R

3 = 4-NMe2C6H4 (а), Ph (b), 4-МеOC6H4 (c), 4-BrC6H4 (d); R1 = OEt, R2 = Pr, R3 = фуран-2-ил (е). 
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ацетамиды A, образующиеся в результате реакции 
Кнёвенагеля. В дальнейшем реализуется реакция 
Михаэля, в результате которой возникают аддук-
ты Б. Последние внутримолекулярно циклизуются  
в 1,4-дигидропиридин-2-тиолаты морфолиния В, 
которые при алкилировании образуют тиоэфиры Г, 
способные к внутримолекулярному алкилирова-
нию с образованием конденсированных гетероцик-
лических систем 5а–е. Интермедиаты А [23], Б, В
[24] и Г [25] могут быть выделены, что подтвержда-
ет приведенную схему данной многокомпонентной 
конденсации. Из ближайших структурных аналогов 
соединений 5а–d известны только соли 1,2-ди-
гидротиазоло[3,2-а]хинолиния [26, 27].  

Спектральные характеристики подтверждают 
строение соединений 5a–e. B ИК спектрах наблю-
даются характеристические полосы поглощения 
валентных колебаний сопряженной нитрильной 
группы (2188‒2194 см–1) и группы C=О (1688‒
1704 см–1). В спектрах ЯМР 1Н помимо характер-
ных сигналов протонов заместителей в соответст-
вующих областях с типичным расщеплением (см. 
экспериментальную часть) присутствуют сигналы 
протонов тиазолидинового фрагмента при δ 1.88–
4.28 м.д. и протона дигидропиридинового фрагмен-
та в виде синглета в области δ 4.36–4.51 м.д., что 
согласуется с данными работ [28, 29]. Спектр 
ЯМР 13С соединения 5е подтверждает его строение 
(см. экспериментальную часть). 

 
Экспериментальная часть 

 
ИК спектры получали на спектрометре ИКС-40 в 

вазелиновом масле. Спектры ЯМР 1Н и 13С регист-
рировали на приборе Bruker DR-500 (500.13 и 
125.74 МГц соответственно) в ДМСО-d6, внутрен-
ний стандарт – ТМС. Хромато-масс-спектры записы-
вали на приборе Agilent 1100 Series с селективным 
детектором Agilent LS/MSDSL. Образец вводили в 
матрице CF3COOH, ионизация электронным уда-
ром (70 эВ). Элементный анализ проводили на при-
боре Perkin Elmer CHN-analyser. Температуры плав-
ления определяли на блоке Кофлера. Ход реакций и 
чистоту полученных соединений контролировали 
методом ТСХ на пластинах Silufol UV-254 в систе-
ме ацетон‒гексан, 3:5, проявители – пары иода и 
УФ облучение. 

Соединения (5а–е). Общая методика. К сус-
пензии 10 ммоль ароматического альдегида 1а–d и 
1.0 г (10 ммоль) цианотиоацетамида 2 в 20 мл этано-
ла при 20°С при перемешивании прибавляли 1 каплю 
морфолина и перемешивали 20–40 мин до полного 

растворения исходных реагентов и начала образова-
ния алкена А, о чем свидетельствовало помутнение  
реакционной смеси. Затем прибавляли 10 ммоль СН-
кислоты 3a, b, 0.9 мл (10 ммоль) морфолина и пере-
мешивали 30–40 мин до гомогенизации раствора, 
после чего оставляли на сутки. Реакционную смесь 
разбавляли при перемешивании 10 мл ДМФА и по-
следовательно прибавляли 5.6 мл (10 ммоль) 10%-
ного водного раствора KОН и 0.9 мл (10 ммоль)   
1,2-дибромэтана, перемешивали 5 ч и разбавляли 
равным объемом воды. Образовавшийся осадок от-
фильтровывали, промывали водой, этанолом и гек-
саном. 

8,8-Диметил-5-(4-диметиламинофенил)-6-оксо-
2,5,6,7,8,9-гексагидро-1Н-тиазоло[3,2-а]хинолин-
4-карбонитрил (5а). Выход 2.9 г (77%), желтый 
порошок, т.пл. 232‒234°С (BuOH). ИК спектр, ν,  
см–1: 2189 (С≡N), 1695 (C=О). Спектр ЯМР 1Н, δ, 
м.д.: 0.90 с (3H, Ме), 1.04 с (3H, Ме), 1.99 д (1Н, Н9, 
2J 16.0 Гц), 2.18 д (1Н, Н9, 2J 16.0 Гц), 2.60 с (2Н, 
С7Н2), 2.83 с (6Н, NМе2), 3.42 т (2Н, NCH2, J 6.5 Гц), 
4.03‒4.12 м (1Н, SCH2), 4.21‒4.28 м (1Н, SCH2), 4.36 с 
(1Н, Н5), 6.61 д (2Hаром., J 8.5 Гц), 6.96 д (2Hаром.,  
J 8.5 Гц). Масс-спектр, m/z (Iотн., %): 380 (100) [M + 1]+. 
Найдено, %: C 69.55; H 6.58; N 10.97. C22H25N3ОS. 
Вычислено, %: C 69.63; H 6.64; N 11.07. М 379.527. 

8,8-Диметил-6-оксо-5-фенил-2,5,6,7,8,9-гекса-
гидро-1Н-тиазоло[3,2-а]хинолин-4-карбонит-
рил (5b). Выход 2.7 г (80%), желтые кристаллы, 
при УФ облучении флуоресцируют, т.пл. 225–226°С 
(АсOH). ИК спектр, ν, см–1: 2190 (С≡N), 1688 (C=О). 
Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 0.90 с (3H, Ме), 1.04 с (3H, 
Ме), 2.01 д (1Н, Н9, 2J 16.0 Гц), 2.19 д (1Н, Н9, 
2J 16.0 Гц), 2.63 с (2Н, С7Н2), 3.44 т (2Н, NCH2,  
J 6.5 Гц), 4.06‒4.13 м (1Н, SCH2), 4.24‒4.32 м (1Н, 
SCH2), 4.50 с (1Н, Н5), 7.15‒7.21 м (3Н, Ph), 7.28 т 
(2Н, Ph, J 7.0 Гц). Масс-спектр, m/z (Iотн., %): 337  
(100) [M + 1]+. Найдено, %: C 71.32; H 5.84; N 8.25. 
C20H20N2ОS. Вычислено, %: C 71.40; H 5.99; N 8.33. 
М 336.458. 

8,8-Диметил-5-(4-метоксифенил)-6-оксо-
2,5,6,7,8,9-гексагидро-1Н-тиазоло[3,2-а]хинолин-
4-карбонитрил (5c). Выход 2.7 г (73%), желтый 
порошок, т.пл. 225‒227°С (BuOH). ИК спектр, ν,  
см–1: 2188 (С≡N), 1704 (C=О). Спектр ЯМР 1Н, δ, 
м.д.: 0.89 с (3H, Ме), 1.04 с (3H, Ме), 1.99 д (1Н, Н9, 
2J 15.5 Гц), 2.18 д (1Н, Н9, 2J 15.5 Гц), 2.44 с (2Н, 
С7Н2), 3.43 т (2Н, NCH2, J 6.4 Гц), 3.70 с (3Н, МеО), 
4.01‒4.17 м (1Н, SCH2), 4.19‒4.33 м (1Н, SCH2), 
4.44 с (1Н, Н5), 6.84 д (2Hаром., J 8.0 Гц), 7.07 д 
(2Hаром., J 8.0 Гц). Масс-спектр, m/z (Iотн., %): 367  
(100) [M + 1]+. Найдено, %: C 68.70; H 5.94; N 7.52. 
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C21H22N2О2S. Вычислено, %: C 68.83; H 6.05; N 7.64. 
М 366.485. 

5-(4-Бромфенил)-8,8-диметил-6-оксо-2,5,6,7,8,9-
гексагидро-1Н-тиазоло[3,2-а]хинолин-4-карбо-
нитрил (5d). Выход 2.9 г (70%), желтый порошок, 
при УФ облучении флуоресцирует, т.пл. 221–223°С 
(АсOH). ИК спектр, ν, см–1: 2194 (С≡N), 1696 
(C=О). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 0.92 с (3H, Ме), 1.06 
с (3H, Ме), 2.03 д (1Н, Н9, 2J 16.0 Гц), 2.18 д (1Н,  
Н9, 2J 16.0 Гц), 2.61 с (2Н, С7Н2), 3.44 т (2Н, NH2, 
J 6.5 Гц), 4.06‒4.17 м (1Н, SCH2), 4.19‒4.27 м (1Н, 
SCH2), 4.54 с (1Н, Н5), 7.15 д (2Hаром., J 8.0 Гц),  
7.45 д (2Hаром.). Масс-спектр, m/z (Iотн., %): 416 (100) 
[M + 1]+. Найдено, %: C 57.75; H 4.52; N 6.66. 
C20H19BrN2ОS. Вычислено, %: C 57.84; H 4.61; N 6.74. 
М 415.354. 

Этил 5-пропил-7-(фуран-2-ил)-8-циано-3,7-
дигидро-2Н-тиазоло[3,2-а]пиридин-6-карбокси-
лат (5е). Выход 2.4 г (71%), бесцветный мелкокри-
сталлический порошок, т.пл. 112–114°С (EtOH). 
ИК спектр, ν, см–1: 2191 (С≡N), 1694 (C=О). Спектр 
ЯМР 1Н, δ, м.д.: 0.93 т (3H, Ме, J 7.3 Гц), 1.11 т (3H, 
МеCH2О, J 7.1 Гц), 1.44‒1.62 м (2H, МеCH2CH2), 
2.62‒2.73 м (1H, NCH2), 2.88‒2.93 м (1H, NCH2), 
3.40 т (2H, МеCH2CH2, J 6.7 Гц), 4.02 к (2H, ОCH2, 
J 7.1 Гц), 4.06–4.11 м (1Н, SCH2), 4.13–4.26 м (1Н, 
SCH2), 4.74 с (1Н, Н7), 6.02 д (1H, Н3 фурана,  
J 2.9 Гц), 6.35 д.д (1H, Н4 фурана, J 2.4, 1.2 Гц), 
7.53 д (1H, Н5 фурана, J 1.2 Гц). Спектр ЯМР 13С, δ, 
м.д.: 13.77, 21.53, 23.53, 28.27, 31.21, 35.13, 51.95, 
59.83, 74.84, 100.76, 105.39, 110.61, 119.52, 142.39, 
149.79, 153.74, 156.74, 166.14. Масс-спектр, m/z
(Iотн., %): 345 (100) [M + 1]+. Найдено, %: C 62.61; 
H 5.73; N 8.02. C18H20N2О3S. Вычислено, %: C 62.77; 
H 5.85; N 8.13. М 344.435. 
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