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Получение 1,6-нафтиридинов  
из производных пиридина путем достройки  

по положению 2,3 (обзор)
Часть 1

В статье рассмотрены реакции синтеза 1,6-нафтиридинов из различ-
ных производных пиридина, таких как никотиновый альдегид, 3-метоксипи-
ридин, никотиновая кислота и ее сложные эфиры, путем достройки по поло-
жению 2,3.

Ключевые слова: 1,6-нафтиридин, никотиновый альдегид, метоксипири-
дин, никотиновая кислота, сложный эфир никотиновой кислоты.

В литературе, касающейся методов получения 1,6-нафтиридинов, широ-
ко представлены реакции пиридина в качестве исходного реагента для по-
строения новой гетероциклической системы. В этой статье мы рассмотрим 
синтезы с использованием функциональных пиридинов  1, в которых до-
стройка нового гетероцикла к существующему с образованием замещенных 
1,6-нафтиридинов 2 происходит по положению 2,3 (схема 1).

Схема 1

21
N 2

3

N

N

R=H, Me, OH, OAlk

R

O

В зависимости от строения R все проанализированные нами реакции 
были разделены на четыре группы.

1. Реакции с никотиновым альдегидом
Прямое взаимодействие 2-бромникотинальдегида 3 с 2-аминоэтантиоа-

мидом 4 в присутствии комплексов Pd(II) приводит к образованию пиридити-
азепино-1,6-нафтиридина 5 [15] (схема 2). 
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Схема 2

H2N

PinB

N

N
Pd(OAc)2

SPhos, K3PO4

DMSO, 120oC
9

10
(83 %)

NH2

NH2

S

N S

N

N

N
Pd(II)-комплекс

DIPEA, H2O,
толуол, hv, 6 ч.

4

5

(90 %)

N

O

Hal

R1
R2 H2N R3

N

N

R2

+ + (35-80 %)
CuI

3
6 7

8
5: R1=H, Hal=Br
8: R1=H, Ph, R2=Ph, Ar, Het, 
R3=H, t-Bu, Hal=Cl, Br 
9: R1=H, Hal=Cl

DIPEA – диизопропилэтиламин
SPhos – 2-дициклогексилфосфино-2′,6′-диметоксибифенил

Трехкомпонентная конденсация 2-галогенникотинальдегидов 3, с алки-
нами 6 и первичными аминами различного строения 7 приводит к образова-
нию 7-замещенных 1,6-нафтиридинов 8. Реакция идет в присутствии йодида 
меди (I). Для синтеза бензо[h][1,6]нафтиридина 9 из 2-хлорникотинового аль-
дегида 3 и пинаколового эфира (2-аминофенил)бороновой кислоты 10 исполь-
зуется катализируемый палладием каскадный процесс (схема 2) [3; 5; 12; 18]
Конденсируясь с кетонами 11 и пролином 12, алкинсодержащие никотиновые 
альдегиды  13 образуют пиразоло[5,1-f ][1,6]нафтиридины  14. Смесь 2-(2-фе-
нилэтинил)хинолин-3-карбальдегида 13 и K2CO3 в этаноле при конденсации 
с избытком водного раствора NH3 при 80оC дает 3-фенилбензо[b][1,6]нафти-
ридин 15 (схема 3) [7; 14].

©Перепечай  А.А., Дяченко В.Д. 
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Схема 3

N

O

R1

R2 Me

O

NH

OH
O

N

N
N

R2

PTSH, AgOTf
сух. EtOH

комн. темп., 20 мин.

+ +
(70-75 %)

11
1213 14

R1

N

N Ph

K2CO3, NH3 (водн.)

EtOH, 80oC
(47 %)

15

X

Y

14: R1=CH2OMe, 
R2=C(O)OEt, CF3, Me, 
X=Y=H
15: R1=Ph, 
X-Y= =CH-CH=CH-CH=

PTSH – п-толуолсульфонилгидразид
AgOTf – трифторметансульфонат серебра

2. Реакции с 3-метоксипиридином
Домино-реакция 3-ацетил-2-алкинилпиридинов  16 в присутствии ам-

миака, катализируемая серебром при микроволновом облучении, приво-
дит к 7-замещенным 5-метил-1,6-нафтиридинам  17. В качестве побочного 
продукта также образуется 7-замещенный хинолин-5-амин  18. Обработка 
1-(2,6-бис(2-бромфенил)-4-метилпиридин-3-ил)этанона  16 аммиаком в при-
сутствии CuI приводит к образованию производного бензо[h][1,6] нафтири-
дин-2-ил)анилина 19 (схема 4) [6; 9].

Схема 4

N

Me

R1

O

N

N

Me

R1 N

NH2

R1

+

AgOTf
NH3/MeOH

120oC, MW
1 час

(20-75 %) (7-25 %)16 17 18

N

N

Me

NH2

CuI, NH3/H2O

DMF, 100oC, 24 ч.
(65 %)

19

R2

R3

17-18: R1=Alk, Ar, 
R2=R3=H
19: R1=R3=2-Br-C6H4, 
R2=Me
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3. Реакции с никотиновой кислотой

Никотиновая кислота 20 в реакциях с нитрилами 21 образует 7-замещен-
ную 1,6-нафтиридин-5-карбоновую кислоту 22 (схема 5) [8; 10; 19].

Схема 5

N

O

OH

N

N

Alk
Cl

Cl

POCl3 / PCl5

20 23
R1R2

NCR3
N

N

OH

R3

атм. аргона
LDA, THF

-80oC до комн. темп.
в теч. ночи21 22

(34-42 %)

N

NH

Cl

O

O

Cl

O

OEt THF, Et3N

NH4OH
25

24 (50 %)

22: R1=R2=H, R3=Ar, Het 23: R1=CH2(Alk)CN, R2=H
24: R1=CH2C(O)OEt, R2=Cl

2-Алкилзамещенная никотиновая кислота 20 при нагревании в присут-
ствии POCl3 или PCl5 дает 8-алкил-2,7-дихлор-1,6-нафтиридины  23. Для 
получения 2-хлор-1,6-нафтиридин-5,7(6Н,8Н)-диона  24 к 6-хлор-2-(2-оксоэ-
тил-2-этокси)никотиновой кислоте  20 в THF добавили триэтиламин. Смесь 
охладили до 0оС, после чего по каплям добавили хлор(этокси)метанон 25, а 
затем и гидроксид аммония (схема 5) [11; 22].

4. Реакции со сложными эфирами никотиновой кислоты
Реакция аннелирования функциональных сложных эфиров 3-метилни-

котиновой кислоты 26 и 1,3,5-триазина 27 в различных условиях может при-
водить к 3-галогензамещенным или к 4,6-дигалогензамещенным и 3-заме-
щенным 1,6-нафтиридин-5(6H)-онам 28, 29 и 30 (схема 6) [1; 2; 16; 20]. 

©Перепечай  А.А., Дяченко В.Д. 
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Схема 6

N

OAlk

O

Me

R2

N N

N

N

NH

O
R2

(91 %)

t-BuOK / Cs2CO3
DMSO

80oC, 1 час

R3

R1

N

NH

OR1

R3

NaH

1). DMF-DMA, 
DMF, кипяч.

2). NH3/H2O 
MeOH
80oC

26

27

28

29

(21 %)
N

NH

O

R3 30

28: R1=R3=H, R2=Cl, Br, I, Alk=Me, Et, n-Pr, n-Bu
29: R1=R3=Cl, R2=H. Alk=Et
30: R1=R2=H, R3=CF3, Alk=Et

Галогенсодержащие метиловые эфиры никотиновой кислоты 31 в реак-
ции с монозамещенным тетрагидро-4H-пиран-4-онами 32 дают пиранонаф-
тиридиноны 33, а в конденсации с 34 образует изомерные нафтиридиноны 34 
и 35 (схема 7) [17; 21].

©Перепечай  А.А., Дяченко В.Д. 
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Схема 7

NH

N

BocHN

O

N

NH

OBocHN

O

O

R2
N

NH

O R2

OPd2dba3, Xantphos,
Cs2CO3, MW, 90oC

NH3/MeOH
MW, 140oC

(4-40 %)

31

36

BocHN

PinB

Pd(PPh3)4, Na2CO3

толуол / H2O / EtOH
в теч. ночи

100о С

N

OMe

OR1

Hal
+

32 33

34

35

33: R1=H, R2=Alk, Het, 
Hal=Br
35-36: R1=Br, Hal=Cl

Pd2dba3 – трис(дибензилиденацетон)дипалладий (0)
Xantphos – 4,5-бис(дифенилфосфино)-9,9-диметилксантен

При взаимодействии с ароматическими  аминами 37 в мягких услови-
ях сложный эфир 3-хинолинкарбоновой кислоты  38 дает бензо[b]-пирро-
ло[2,3-h]-1,6-нафтиридин-1,5(11H)-дионы 39 (схема 8) [4].

Схема 8

N
H

Me

OAlk
CN

O
Cl

O

N

NH

N

Me O

Ar

O

NH2Ar+
37

(35-38 %)

38 39

Alk=Me, Et
Ar=4-Br-C6H4, 4-Cl-C6H4, 3,5-ди-Me-C6H3

Мы рассмотрели реакции синтеза 1,6-нафтиридинов из никотиновых 
альдегидов, 3-метоксипиридинов, никотиновой кислоты и ее сложных эфи-
ров. Во всех реакциях С5-атом конечного продукта – это углерод карбониль-

©Перепечай  А.А., Дяченко В.Д. 
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ной группы исходного вещества. Источником атома азота в достраивающемся 
гетероцикле может быть как функциональный пиридин, так и амины, ами-
ды, азины, реагирующие с ним. В качестве катализаторов процессов часто 
используются комплексы палладия, меди и серебра. Выходы конечных про-
дуктов в большинстве синтезов – от умеренных до высоких.
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Perepechay A.A.,
Dyachenko V.D.

Synthesis of 1,6-Naphthyridines from Pyridine Derivatives by Completion to 
2,3-Position (Review). Part 1

1,6-Naphthyridines synthesis reactions from different pyridine derivatives 
such as nicotinaldehyde, 3-methoxypyridine, nicotinic acid and its esters by com-
pletion to 2,3-position is considered in the article.

Key words: nicotinaldehyde, 3-methoxypyridine, nicotinic acid, ester of nico-
tinic acid.
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вместимом с Word 97-2003. Рукопись должна иметь ограниченный объем 
7–12 страниц машинописного текста (0,3–0,5 авторского листа; 12–20 тыс. 
печатных знаков с пробелами) включая аннотацию, иллюстративный и 
графический материал, список литературы. 

Формат страницы А4; книжная ориентация; поля: левое 3 см, верх-
нее 2 см, правое 1,5 см, нижнее 2 см; гарнитура Times New Roman; цвет 
текста – черный; размер шрифта 14 кегль; интервал 1,5; выравнивание 
по ширине текста. Абзац выделяется красной строкой, отступ 1,25. Текст 
печатается без переносов, соблюдается постановка знаков дефиса (-) и 
тире (–), а также типографских кавычек (« »), в случае использования 
двойных кавычек внешними являются кавычки (« ») «елочки», вну-
тренними – („ “) «лапки»). 

Выравнивание отступа с помощью табуляции и пропусков не допу-
скается. Уплотнение интервалов, набор заголовка в режиме Caps Lock, ис-
пользование макросов и стилевых оформлений Microsoft Word запрещено.

В тексте статьи ссылки нумеруются в квадратных скобках, где пер-
вый номер указывает на источник в списке литературы, последующие – 
на страницы источника или другие источники, в таком случае номера 
источников отбиваются знаком (;). Например, [3, с. 65]; [4; 7; 9]; [2, т. 3, 
с. 41–44]; [1, с. 65; 3, с. 341–351]. Размещение в тексте прямых цитат без 
сносок не допускается. Сноски вниз страницы не выносятся. 

При написании фамилий и инициалов используется следующее пра-
вило: инициалы печатаются через точку без пробела, инициалы от фами-
лии отбиваются неразрывным пробелом (Ctrl + Shift + «пробел»). Напри-
мер, М.А. Крутовой. Согласно стилю оформления научной публикации 
предпочтительнее сначала указывать инициалы ученого, а затем его фа-
милию. 

В качестве иллюстраций статей принимается не более 4 рисунков. 
Они должны быть размещены в тексте статьи в соответствии с логикой 
изложения. В тексте должна иметься ссылка на конкретный рисунок, на-
пример, (Рис. 2). Каждый рисунок следует создавать в отдельном файле, 
а затем вставлять в статью с помощью функции «вставка» с обтеканием 
текстом. Не допускается выход рисунков за границы текста на поля. Все 
рисунки должны обеспечивать простое масштабирование с сохранением 
взаимного расположения всех элементов и внутренних надписей. Не до-
пускается составление рисунка из разрозненных элементов. Запрещены 
рисунки, имеющие залитые цветом области. 

Схемы выполняются с использованием штриховой заливки или в от-
тенках серого цвета; все элементы схемы (текстовые блоки, стрелки, ли-
нии) должны быть сгруппированы. Каждый рисунок должен иметь поряд-
ковый номер, название и объяснение значений всех кривых, цифр, букв 
и прочих условных обозначений. Электронную версию рисунков следует 
сохранять в форматах jpg, tif. 

Каждую таблицу необходимо снабжать порядковым номером и заго-
ловком. Таблицы следует предоставлять в текстовом редакторе Microsoft 
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Word, располагать в тексте статьи в соответствии с логикой изложения. 
В тексте статьи необходимо давать ссылку на конкретную таблицу, на-
пример, (Табл. 2). Все графы в таблицах должны быть озаглавлены. Од-
новременное использование таблиц и графиков (рисунков) для изложения 
одних и тех же результатов не допускается. В таблицах допускается ис-
пользование меньшего кегля, но не менее 10. 

Текст научной статьи должен иметь следующую структуру: 
1. Индекс УДК (универсальной десятичной классификации публику-

емых материалов) выставляется без абзаца. 
2. Фамилия, имя и отчество (полностью), ученая степень, звание, 

должность автора(-ов), название учебного заведения или научной органи-
зации, в которой выполняется диссертационное исследование, электрон-
ный адрес автора(-ов). 

3. Заголовок статьи. Заголовок должен быть информативным и содер-
жать только общепринятые сокращения; набираться строчными буквами 
жирным шрифтом, без разбиения слов переносами, с выравниванием по 
центру строки, без абзацного отступа, без точки в конце. 

4. Аннотация. Описывает цели и задачи проводимого исследования, 
а также возможности его практического применения. Аннотация на рус-
ском языке помещается в начале статьи, на украинском и английском – в 
конце. Аннотация должна быть написана от третьего лица и содержать 
фамилию и инициалы автора(-ов), заголовок статьи, ее краткую характе-
ристику. Рекомендуемый объем аннотации 3–4 предложения; 40–60 слов; 
500 знаков. Англоязычная аннотация должна выполняться на профессио-
нальном английском языке. 

5. Ключевые слова (5–7 слов / словосочетаний, определяющих пред-
метную область научной статьи) на русском языке (располагаются после 
аннотации на русском языке), на украинском языке (после аннотации на 
украинском языке) и английском (размещаются после аннотации на ан-
глийском языке). В перечне ключевых слов должны быть представлены 
общенаучные или профильные термины, упорядоченные от наиболее об-
щих к более конкретным. 

6. Вводная часть статьи, постановка проблемы, цель статьи, представ-
ление новизны излагаемых в статье материалов. 

7. Данные о методике проводимого исследования. 
8. Экспериментальная часть, анализ, обобщение, описание и объяс-

нение полученных данных. По объему – занимает центральное место в 
статье. 

9. Выводы и рекомендации, перспективы развития поставленной про-
блемы. 

10. Список литературы, представленный в алфавитном порядке в 
виде нумерованного списка. В статье рекомендуется использовать не более 
10 литературных источников. Заголовок «Список литературы» набирается 
строчными буквами, с выравниванием по центру строки, без абзацного от-
ступа, без точки в конце и ниже с выравниванием по ширине приводится 
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пристатейный нумерованный список литературы. Фамилии и инициалы 
авторов набираются полужирным шрифтом, библиографическое описание 
источника обычным. 

Каждый новый структурный элемент статьи не нужно нумеровать, 
выделять, называть. Изложение материала статьи должно быть последо-
вательным, логически завершенным, с четкими формулировками, исклю-
чающими двойное толкование или неправильное понимание информации. 
Оформление текста должно соответствовать литературным нормам, быть 
лаконичным, тщательно выверенным. 

К публикации принимаются научные статьи, выполненные в стро-
гом соответствии с техническими требованиями к оформлению статей и 
других авторских материалов. Текстовые принципы построения научной 
статьи могут варьироваться в зависимости от тематики и особенностей 
проводимого исследования. Материалы, не отвечающие основным предъ-
являемым требованиям, к рассмотрению не принимаются. Рукописи ста-
тей, сопроводительные документы как опубликованных, так и отклонен-
ных авторских материалов авторам не возвращаются. 

Авторы научных статей несут всю полноту ответственности за досто-
верность сведений, авторскую принадлежность представленного материа-
ла, точность цитирования и ссылок на официальные документы и другие 
источники, приведенные инициальные сокращения. 

Редакционная коллегия оставляет за собой право отбора присланных 
материалов, их рецензирования и редактирования без изменения науч-
ного содержания авторского варианта. Принятые к публикации научные 
статьи включаются в очередной номер журнала в порядке поступления.

Редакция не принимает к публикации статьи, опубликованные ранее 
в других изданиях. Публикация статьи в сборнике не исключает ее по-
следующего переиздания, однако, в таком случае необходимо приводить 
ссылку на «Вестник Луганского педагогического университета» как на 
первоисточник. 

После выхода в свет печатной версии научного сборника, его полнотек-
стовые электронные копии размещаются в базе данных Научной библиоте-
ки, а также на официальном сайте Луганского педагогического университе-
та в формате pdf. Электронные материалы могут копироваться по электрон-
ным сетям и распечатываться авторами для индивидуального пользования 
с указанием выходных данных сборника. 

Согласие автора на публикацию статьи, данное в заявке, рассматрива-
ется и принимается редакцией сборника как его согласие на размещение 
предоставленных авторских материалов в свободном электронном доступе. 
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В заявке авторы должны подать следующую информацию:

Редакция Вестника Луганского педагогического университета 

1 Полное название статьи
Заполняется каждым автором

ФИО (полностью)

2 Учёная степень, звание

3 Название организации (вуз, кафедра, 
лаборатория, отдел), которую пред-
ставляет автор (в именительном 
падеже), должность

4 Страна, город

5 Контактный номер телефона 

6 Почтовый адрес, индекс

7 Адрес электронной почты 

8 Авторское согласие на печать и 
размещение рукописи в электронных 
базах свободного доступа

Подпись автора
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