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В литературе описаны немногочисленные 
примеры восстановления двойной связи С4=С5 в 
моноциклических 1Н-пиррол-2,3-дионах [1–5]. 4,5-
Дифенил-1Н-пиррол-2,3-дион восстановлен цинком 
в ледяной уксусной кислоте [1]. При исследовании 
взаимодействия 1-бензил-4-бензоил-5-фенил-1Н-
пиррол-2,3-диона с формамидом [2] и 1-арил-4-
бензоил-5-метоксикарбонил-1Н-пиррол-2,3-дионов 
с тиоацетамидом [3,4] вместо ожидаемых про-
дуктов присоединения выделены 1-бензил-4-бен-
зоил-3-оксо-5-фенил-2,5-дигидро-1Н-пиррол-2-он 
и 1-арил-4-бензоил-3-гидрокси-5-метоксикарбо-
нил-2,5-дигидро-1Н-пиррол-2-оны – продукты вос-
становления связи С4=С5, существующие в еноль-
ной форме [2–4]. 5-Фенил-4-этоксикарбонил-1Н-
пиррол-2,3-дионы, 4-бензоил-1-фенил-5-этоксикар-
бонил-1Н-пиррол-2,3-дион и 4-бензоил-1,5-дифенил-
1Н-пиррол-2,3-дион восстанавливаются избытком 
гидросульфита натрия с образованием соответст-
вующих 3-гидрокси-1Н-пиррол-2(5Н)-онов [5]. Вос-
становление двойной связи С4=С5 1Н-пиррол-2,3-
дионового цикла гетарено[е]пиррол-2,3-дионов (1Н-
пиррол-2,3-дионов, аннелированных по стороне [е] 
гетероциклическим фрагментом) не описано. 

При взаимодействии 3-ароилпирроло[1,2-с][4,1]-
бензоксазепин-1,2,4(6Н)-трионов (1a, b) [6] с тио-
гликолевой кислотой (схема 1), проводимом при 
кипячении в сухом хлороформе в течение 30 мин, 
получены 3-ароил-2-гидроксипирроло[1,2-с][4,1]бен-
зоксазепин-1,4(3аН,6Н)-дионы (2a, b) – продукты 
восстановления связи С4=С5 1Н-пиррол-2,3-дио-
нового цикла, существующие в енольной форме. 

Соединения, содержащие 3-гидрокси-1H-пир-
рол-2(5H)-оновый фрагмент, часто встречаются 
среди природных и физиологически активных 
веществ, а синтетические 3-гидрокси-1H-пиррол-2
(5H)-оны обладают широким спектром биологи-
ческой активности. Описанная реакция предс-
тавляет собой первый случай региоселективного 
способа синтеза 3-гидрокси-1H-пиррол-2(5H)-онов, 
аннелированных гетероциклическим фрагментом 
по стороне [е]. 

2-Гидрокси-3-(4-хлорбензоил)пирроло[1,2-с]-
[4,1]бензоксазепин-1,4(3аН,6Н)-дион (2а). Раст-
вор 0.50 г (1.4 ммоль) 3-(4-хлорбензоил)пирроло-
[1,2-с][4,1]бензоксазепин-1,2,4(6Н)-триона (1a) и 
0.13 г (1.4 ммоль) тиогликолевой кислоты в 20 мл 
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сухого хлороформа кипятили 30 мин, через 12 ч 
желто-оранжевый осадок отфильтровывали. После 
перекристаллизации из этилацетата – бесцветный 
порошок. Выход 0.168 г (32%), т.пл. 254–255°С 
(разл., CHCl3). ИК спектр, ν, см–1: 3298 ш (ОН), 
1748 (С4=О), 1695 (С1=О), 1637 (СОAr). Спектр 
ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, м.д.: 5.25 д, 6.26 д (2H, 
CH2), 6.75 с (1H, C3aH), 7.20–7.86 м (7H, C6H4 + 
C7H–C9H), 8.96 д (1H, C10H). Масс-спектр, m/z: 369 
[М – H]+. Найдено, %: C 61.61; H 3.29; Cl 9.62; N 
3.77. C19H12ClNO5. Вычислено, %: C 61.72; H 3.27; 
Cl 9.59; N 3.79. [М – H]+ 369. 

3-(4-Бромбензоил)-2-гидроксипирроло[1,2-с]-
[4,1]бензоксазепин-1,4(3аН,6Н)-дион (2b). Раст-
вор 0.50 г (1.2 ммоль) 3-(4-бромбензоил)пирроло-
[1,2-с][4,1]бензоксазепин-1,2,4(6Н)-триона (1b) [6] 
и 0.11 г (1.2 ммоль) тиогликолевой кислоты в 20 мл 
сухого хлороформа кипятили 30 мин, через 12 ч 
желто-оранжевый осадок отфильтровывали. После 
перекристаллизации из этилацетата – бесцветный 
порошок. Выход 0.06 г (12%), т.пл. 259–260°С 
(разл., CHCl3). ИК спектр, ν, см–1: 3295 ш (ОН), 
1749 (С4=О), 1694 (С1=О), 1636 (СОAr). Спектр 
ЯМР 1Н (ДМСО-d6), δ, м.д.: 5.24 д, 6.25 д (2H, 
CH2), 6.74 с (1H, C3aH), 7.21–7.78 м (7H, C6H4 + 
C7H–C9H), 8.95 д (1H, C10H). Масс-спектр, m/z: 414 
[М – H]+. Найдено, %: C 55.29; H 2.90; Br 19.25; N 
3.41. C19H12BrNO5. Вычислено, %: C 55.09; H 2.92; 
Br 19.29; N 3.38. [М – H]+ 414. 

ИК спектры записывали на спектрофотометре 
Perkin Elmer Spectrum Two в вазелиновом масле, 
спектры ЯМР 1H – на спектрометре Bruker Avance III 
HD 400, внутренний стандарт – ТМС. Элементный 
анализ выполняли на анализаторе vario MICRO 
cube. Полноту протекания реакций определяли 
методом ультра-ВЭЖХ-МС на приборе Waters 
ACQUITY UPLC I-Class (колонка Acquity UPLC 

BEH C18 1.7 мкм, подвижная фаза – ацетонитрил–
вода, скорость потока 0.6 мл/мин, диодно-мат-
ричный детектор ACQUITY UPLC PDA eλ 
Detector, масс-детектор Xevo TQD, ионизация 
ESI+). Индивидуальность синтезированных соеди-
нений подтверждали методом ТСХ (пластины 
Silufol, элюент – этилацетат–метанол, 3:1, прояв-
ляли УФ-излучением с λ 254 нм). 
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Ar = 4-ClC6H4 (a), 4-BrC6H4 (b). 
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The interaction of 3-aroylpyrrolo[1,2-с][4,1]benzoxazepine-1,2,4(6H)-triones with thioglycolic acid goes 
through the reduction of С4=С5 double bound of 1H-pyrrol-2,3-dione cycle with the formation of 3-aroyl-2-
hydroxypyrrolo[1,2-a][4,1]benzoxazepine-1,4(3аН,6H)-diones. 
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