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Предлагается новый подход синтеза оптически активных 4H-3,1-бензоксазинов на основе α-аминокислот. 
Образованию целевых продуктов предшествуют реакция взаимодействия орто-(циклопент-1-енил)- 
анилина и N-Boc-(R)-аминокислот, снятие N-защитной группы и гетероциклизация действием HCl(г).
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Известно, что гетероциклические бензоксазины 
проявляют различные виды фармакологической и 
биологической активности [1–6]. Они применяют-
ся в медицине в качестве противосудорожных и 
противовирусных препаратов, проявляют транкви-
лизирующее, анальгетическое, спазмолитическое, 
седативное действие, при низкой токсичности 
[7–11]. Ранее нами был разработан простой метод 
синтеза 3,1-бензоксазинов и 3,1-бензотиазинов на 
основе о-(циклопент-1-енил)анилина 1 – продук-
та амино-перегруппировки Кляйзена и подробно 
изучен механизм образования таких продуктов в 
газовой и конденсированной фазе [12–18].

В последнее время одним из актуальных на-
правлений в медицинской химии являются «ги-

бридные многофункциональные лекарства», пред-
ставляющие собой соединение двух фармакофоров 
в одну молекулу. Часто в качестве дополнительно-
го фармакофора используются аминокислоты [19–
21]. Методы синтеза 3,1-бензоксазинов на основе 
природных α-аминокислот в литературе не описа-
ны. С целью получения гетероциклических про-
изводных 3,1-бензоксазинов, модифицированных 
остатками аминокислот, в качестве карбонильной 
компоненты в данной работе были использованы 
фталоил (Pht)- или трет-бутоксикарбонил Boc-
защищенные по аминогруппе оптически активные 
α-аминокислоты: (R)-валин, (R)-норлейцин, (R)-
лейцин и (R)-метионин.

Вначале сплавлением фталевого ангидрида с 
соответствующими α-аминокислотами по [22] с 
дальнейшей обработкой с SOCl2 были синтезиро-1 Сообщение II см. [1].
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ваны хлорангидриды (R)-2a–d. Взаимодействие 
(R)-2a–d с орто-(циклопент-1-енил)анилином 1 
в присутствии К2CO3 и дальнейшая обработка 
реакционной массы 10%-ным водным раствором 
NaHCO3 привели к образованию амидов (R)-3a–d, 
обладающих оптической активностью (схема 1). 
Энантиомерная чистота продуктов не определя-
лась.

В поисках вариантов внутримолекулярной 
гетероциклизации амидов 3a–d в качестве элек-
трофильных агентов были использованы HCl, 
CF3COOH или H2O2. Оказалось, что во всех слу-
чаях образование целевых 3,1-бензоксазинов 4 не 
происходит, вероятно, это связано с электронным 
влиянием фталоильной защитной группы.

После снятия защитной группы удалось до-
стичь образования 3,1-бензоксазинового гетеро-
цикла. Использование классических методов с 
применением гидразина или NaBH4 не дало поло-
жительных результатов. Стадия снятия фталиль-
ной защиты аминогруппы нагреванием в моноэта-
ноламине при 80°С в течение 2 ч протекала гладко 

с образованием амидов (RS)-5a–d с высокими вы-
ходами (81–90%). Однако, оказалось, что при этом 
происходила рацемизация продуктов реакции по 
центру С2'', на что указывало отсутствие угла вра-
щения.

Гетероциклизацию амидов (RS)-5a–d осу-
ществляли в кислых условиях барботирова-
нием газообразного HCl в CH2Cl2. После об-
работки реакционной массы 10% водным рас-
твором NaHCO3 были выделены рацемические 
3,1-бензоксазины (RS)-6a–d с выходами 68–80% 
(схема 2). Механизмы образования таких гетеро-
циклов подробно обсуждались в [13].

Альтернативным способом получения 3,1-бен-
зоксазинов с сохранением R-конфигурации цен- 
тра С1'' оказалось использование в качестве N- 
защитной группы трет-бутоксикарбонила (Boc), 
которую можно легко удалить в условиях кислот-
ного гидролиза.

Boc-аминокислоты (R)-7a–с, полученные по 
[23], в результате конденсации с о-(циклопент- 
1-енил)анилином 1 в присутствии N,N'-дицикло- 
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гексилкарбодиимида (DCC) привели к соответ-
ствующим амидам (R)-8a–с. Попытка гетеро-
циклизации полученных амидов действием газо-
образного HCl(г) не увенчалась успехом, а обра-
ботка с CF3COOH привела только к снятию Boc-
защитной группы с образованием амидов (R)-5a–с. 
Дальнейшее взаимодействие (R)-5a–с с HCl(г) в 
CH2Cl2 и последующая обработка 10%-ным рас-
твором NaHCO3 привели к целевым оптически 
активным 3,1-бензоксазинам (R)-6a–с с выходами 
68–80% (схема 3).

Структуры синтезированных соединений пол-
ностью охарактеризованы методами ЯМР 1Н и 13С 
(COSY, HSQC, HMBC). Анализ спектров ЯМР со-
единения (S)-6а показал, что в спектре ЯМР 13С 

наблюдаются характеристичные сигналы атомов 
углерода С1'' (δС 60.2), С4 (δС 88.7) и С2 (δС 163.9). 
А в спектре ЯМР 1Н сигналы протонов Н1'' реги-
стрируются при 3.22 м.д. с 3J1''–2'' 5.0 Гц.

Окислительная гетероциклизация амидов 5a–d 
действием H2O2 протекала по различным направ-
лениям с образованием смеси оптически неактив-
ных продуктов. Так, взаимодействие (RS)-5a–d 
или (R)-5a–d с 2 экв H2O2 в MeCN при рН 8 при-
водило к возникновению гетероциклических N- 
оксимов 9a–с и рацемических кетонов (RS)-10a–с 
в виде смеси, в соотношении 9:1, что было уста-
новлено по данным спектров ЯМР 1Н (схема 4). 
Попытки препаративного разделения смеси ок-
симов 9 и кетонов 10 с помощью хроматографии 
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были безуспешными. Вероятно, неполное окисле-
ние аминогруппы в оксимную [24] в бензоксазинах 
9a–c происходило одновременно с гетероцикли-
зацией, а образование кетонов 10a–с – результат 
конкурентной реакции окисления двойной связи. 
Попытки гетероциклизации серосодержащего 
амида 5с в аналогичных условиях сопровождались 
образованием сложной смеси неразделимых про-
дуктов.

При гетероциклизации амида (RS)-5a или (R)-
5a с 3.5 экв H2O2 в аналогичных условиях в ре-
акционной смеси, кроме ожидаемых оксимов 9a 
и 10a, обнаружен рацемический 3,1-бензоксазин 
(RS)-11, в котором аминогруппа подвергнута окис-
лению до нитрогруппы.

Строение соединений было подтверждено дан-
ными ЯМР и хроматомасс-спектроскопии. Так, в 
спектре ЯМР 13С бензоксазина 9b наблюдаются 
характеристичные сигналы атомов углерода С2' (δС 
75.7), С4 (δС 90.6), С1'' (δС 153.9) и С2 (δС 154.7). 
А в спектре ЯМР 13С кетона 10b регистрируются 
характеристичные сигналы атомов углерода С1' 
(δС 51.5), С2'' (δС 154.7), С1'' (δС 162.4) и С2' (δС 
220.6), что согласуется с литературными данными 
[25–27].

На основе орто-(циклопент-1-енил)анилина 1 
и N-Boc-аминокислот получены новые оптически 
активные 3,1-бензоксазины, перспективные в пла-
не изучения их биологических свойств.

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ

Спектры ЯМР 1Н, 13С и 15N записаны на 
спектрометре Bruker Avance III 500 МГц (500, 
125 и 51 МГц) в CDCl3, внутренний стандарт – 
остаточные сигналы растворителя. Масс-спектры 
соединений записаны на приборе Thermo Finnigan 
MAT 95 XP при температуре источника ионов 
200°С и энергии ионизирующих электронов 
70 эВ. Элементный анализ выполнен на СНNS(O)-
анализаторе Евро-2000. Для аналитической 
ТСХ использованы пластины Sorbfil марки 
ПТСХ-АФ-А, изготовитель ЗАО «Сорбполимер» 
(Краснодар, Россия). Колоночная хроматография 
проведена с использованием силикагеля Macherey–
Nagel 60 (размер частиц 0.063–0.2 мм).

(2R)-N-(2-Циклопент-1-ен-1-илфенил)-2-
(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2Н-изоиндол-2-ил)-

3-метилбутанамид (3a). К раствору 860 мг 
(3.2 ммоль) хлорангидрида 2а и 662 мг (4.8 ммоль) 
К2СО3 в 15 мл СН2Cl2 при перемешивании добав-
ляли 514 мг (3.2 ммоль) орто-(циклопент-1-енил)- 
анилина 1, реакционную смесь перемешивали при 
комнатной температуре. После окончания реак-
ции (контроль методом ТСХ, элюент петролейный 
эфир–этилацетат, 5:1) осадок отфильтровывали и 
промывали СН2Cl2 (2×10 мл), фильтрат промыва-
ли H2O (2×10 мл), 10% водным раствором Na2CO3 
(1×10 мл) и органическую фазу сушили MgSO4. 
После удаления растворителя при пониженном 
давлении продукт выделяли колоночной хрома-
тографией на SiO2 (элюент петролейный эфир–
этилацетат, 3:1). Выход 113.3 г (73%), коричневое 
масло, [α]D

20 +30.2 (с 0.0036, CHCl3). Спектр ЯМР 
1H, δ, м.д. (J, Гц): 0.94 д (3H, CH3, 3J5''–3'' 6.7), 1.22 
д (3H, CH3, 3J4''–3'' 6.7), 1.99–2.09 м (2H, H5'A, H5'B), 
2.53–2.58 м (2H, H3'A, H3'B), 2.63–2.67 м (2H, H4'A, 
H4'B), 2.96–3.04 м (1H, H3''), 4.55 д (1H, H2'', 3J2''–3'' 
11.1), 5.83 т (1H, H2', 3J2'–3' 1.9), 7.11 т (1H, H4, 3J4–5 
7.6, 3J4–3 7.6), 7.19 д.д (1H, H3, 3J3–4 7.6, 3J3–5 1.2), 
7.25 д.д.д (1H, H5, 3J5–6 8.2, 3J5–4 7.6, 4J5–3 1.2), 
7.79–7.83 м (2H, Pht), 7.91–7.94 м (2H, Pht), 8.27 
д (1H, 6-CH, 3J6–5 8.2), 8.70 уш.с (1H, NH). Спектр 
ЯМР 13C, δ, м.д.: 19.53 (C5''), 20.09 (C4 ), 23.46 
(C5'), 27.20 (C3''), 37.80 (C3'), 37.01 (C4'), 63.64 (C2''), 
121.35 (C6), 123.71 (CPht), 124.12 (C4), 127.57 (C5), 
127.94 (C3), 129.51 (C2), 131.24 (C2’), 131.34 (C1), 
134.49 (CPht), 134.54 (CPht), 140.13 (C1'), 166.49 
(C1''), 168.15 (CPht). Найдено, %: С 74.25; Н 6.21; N 
7.15. C24H24N2O3. Вычислено, %: С 74.22; Н 6.18; 
N 7.21.

(2R)-N-(2-Циклопент-1-ен-1-илфенил)-2-
(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2Н-изоиндол-2-ил)-
4-метилпентанамид (3b) получали по методи-
ке синтеза соединения 3а из 1.902 г (6.8 ммоль) 
хлорангидрида 2b и 1.076 г (6.8 ммоль) орто- 
(циклопент-1-енил)анилина 1. Выход 2.48 г (91%), 
коричневое масло, [α]D

20 +10.3 (с 0.0028, CHCl3). 
Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 0.98 д (3H, CH3, 
3J5''–3'' 5.8), 1.07 д (3H, CH3, 3J4''–3'' 5.8), 1.38–1.41 м 
(1H, H2''A), 1.80–1.83 м (1H, H2''B), 1.83–1.86 м (1H, 
H3''), 1.98–2.04 м (2H, H5'), 2.53–2.59 м (2H, H3'A, 
H3'B), 2.58–2.63 м (2H, H4'A, H4'B), 4.21 д.д (1H, H1'', 
3J1''–2''a 7.9, 3J1''–2''b 1.9), 5.86 т (1H, H2', 3J2'–3' 2.0), 
7.18 д.д (1H, H4, 3J4–5 7.6, 3J4–3 7.6), 7.21 д.д (1H, 
H3, 3J3–4 7.6, 4J3–5 1.3), 7.23 д.д.д (1H, H5, 3J5–6 8.2, 
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3J5–4 7.6, 3J5–3 1.3), 7.80–7.84 м (2H, Pht), 7.92–7.96 
м (2H, Pht), 8.31 д (1H, H6, 3J6–5 8.2), 8.80 уш.с (1Н, 
NH). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 21.18 (C4''), 23.27 
(C3'), 23.87 (C5''), 24.61 (C2''), 25.19 (C3''), 33.17 
(C4'), 36.31 (C5'), 45.25 (C2''), 59.46 (C1''), 120.91 
(C6), 123.12 (С4), 123.91 (CPht), 127.57 (C5), 127.98 
(C3), 129.12 (C2), 131.02 (C2'), 132.12 (C1), 134.56 
(CPht), 135.27 (CPht), 141.12 (C1'), 167.81 (C=O), 
168.24 (CPht). Найдено, %: С 68.52; Н 5.67; N 6.69. 
C24H24N2O2S. Вычислено, %: С 68.57; Н 5.71; N 
6.66.

(2R)-N-(2-Циклопент-1-ен-1-илфенил)-2-
(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2Н-изоиндол-2-ил)-4-
(метилтио)бутанамид (3c) получали по методике 
синтеза соединения 3а из 2.57 г (9.2 ммоль) хло-
рангидрида 2с и 1.46 г (9.2 ммоль) орто-(цикло-
пент-1-енил)анилина 1. Выход 2.32 г (60%), корич-
невое масло, [α]D

20 +20.5 (с 0.0046, CHCl3). Спектр 
ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 1.65–1.74 м (1H, H3'A), 
1.76–1.83 м (1H, H3'B), 2.06 с (3H, CH3), 2.12–2.17 
м (2Н, H4'A, H4'B), 2.46–2.58 м (4Н, H5'A, H5'B, H4''A, 
H4''B), 2.58–2.65 м (2Н, H3''A, H3''B), 5.12 д.д (1H, 
H2'', 3J2''–3''a 9.3, 3J2''–3''a 5.7), 5.63 т (1H, H2', 3J2'–3' 
1.9), 7.03 т (1H, H4, 3J4–3 7.6, 3J4–5 7.6), 7.09 д.д (1H, 
H3, 3J3–4 7.6, 3J3–5 1.3), 7.20 д.д.д (1H, H5, 3J5–6 8.2, 
3J5–4 7.6, 3J5–3 1.3), 7.75–7.78 м (2Н, Pht), 7.86–7.90 
м (2Н, Pht), 8.14 уш.с (1Н, NH), 8.32 д (1H, H6, 3J6–5 
8.2). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 15.37 (C6''), 23.24 
(C3'), 27.30 (C3''), 31.03 (C4''), 33.54 (C4'), 36.93 (C5'), 
53.77 (C2''), 120.37 (C6), 123.74 (CPht), 123.98 (C4), 
127.58 (C3), 127.72 (C5), 128.34 (C2), 130.69 (C2'), 
131.50 (CPht), 134.13 (C1), 134.64 (CPht), 140.59 
(C1'), 166.13 (C=O), 167.67 (CPht). Найдено, %: С 
74.52; Н 6.41; N 6.99. C25H26N2O3. Вычислено, %: 
С 74.62; Н 6.46; N 6.96.

(2R)-N-(2-Циклопент-1-ен-1-илфенил)-2-
(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2Н-изоиндол-2-ил)гек-
санамид (3d) получали по методике синтеза со- 
единения 3а из 1.30 г (4.65 ммоль) хлорангидрида 
2d и 0.74 г (4.65 ммоль) орто-(циклопент-1-енил)- 
анилина 1. Выход 0.749 г (40%), коричневое масло, 
[α]D

20 +10.7 (с 0.0032, CHCl3). Спектр ЯМР 1H, δ, 
м.д. (J, Гц): 0.92 т (3Н, CH3, 3J 6.9), 1.26–1.46 м 
(4Н, H4''A, H4''B, H5''A, H5''B), 1.79–1.92 м (2Н, H4'A, 
H4'B), 2.26–2.33 м (3Н, H3''A, H5'A, H5'A), 2.36–2.42 
м (1Н, H3''B), 2.57–2.63 м (2Н, H3'A, H3'B), 4.95 д.д 
(1Н, H2'', 3J2''–3''A 10.8, 3J2''–3''B 5.4), 5.75 т (1Н, H2', 

3J2'–3' 1.8), 7.09 т (1Н, H4, 3J4–5 7.5, 3J4–3 7.5), 7.15 
д.д (1Н, H3, 3J3–4 7.5, 4J3–5 1.4), 7.26 д.д.д (1Н, H5, 
3J5–6 8.3, 3J5–4 7.5, 4J5–3 1.4), 7.80–7.84 м (2Н, Pht), 
7.92–7.96 м (2Н, Pht), 8.30 уш.с (1Н, NH), 8.38 д 
(1Н, H6, 3J6–5 8.3). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 13.83 
(C6''), 22.14 (C5''), 23.31 (C4'), 27.98 (C3''), 28.51 
(C4''), 33.60 (C5'), 36.95 (C3'), 55.32 (C2''), 120.50 
(C6), 123.69 (CPht), 123.94 (C4), 127.60 (C3), 127.72 
(C5), 130.73 (C2'), 131.51 (CPht), 134.28 (C2), 134.55 
(CPht), 140.63 (C1), 166.66 (C=O), 167.86 (CPht). 
Найдено, %: С 74.52; Н 6.41; N 6.99. C25H26N2O3. 
Вычислено, %: С 74.62; Н 6.46; N 6.96.

2-Амино-N-(2-циклопент-1-ен-1-илфенил)-3- 
метилбутанамид (5a). а. К 100 мг (0.26 ммоль) 
амида 3а добавляли 200 мг (3.27 моль) моноэта-
ноламина и смесь нагревали в течение 2 ч при 
температуре 80°С. После окончания реакции (кон-
троль методом ТСХ) в реакционную массу добав-
ляли 10 мл H2O и экстрагировали этилацетатом 
(3×10 мл). После удаления растворителя при по-
ниженном давлении остаток разделяли колоноч-
ной хроматографией на SiO2 (элюент петролейный 
эфир–этилацетат, 4:1). Выход (RS)-5a 62 мг (93%), 
коричневое масло.

б. К раствору 90 мг (0.25 ммоль) амида 7а 
в 5 мл CH2Cl2 добавляли 0.13 мл (1.75 ммоль) 
CF3COOH и перемешивали 3 ч при комнатной 
температуре. После окончания реакции (контроль 
по ТСХ) реакционнную смесь обрабатывали 10%-
ным раствором NaHCO3, экстрагировали CH2Cl2 
(2×10 мл), органическую фазу сушили MgSO4. 
После удаления растворителя при пониженном 
давлении остаток разделяли колоночной хромато-
графией на SiO2 (элюент петролейный эфир–эти-
лацетат, 4:1). Выход (R)-5a 55 мг (85%), коричневое 
масло. Для (R)-5a: [α]D

20 +18.7 (с 0.0018, CHCl3). 
Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 0.91 д (3H, CH3, 3J 
5.0), 1.09 д (3H, CH3, 3J 5.0), 2.04–2.11 м (2H, H5'A, 
H5'B), 2.48–2.52 м (1H, H3''), 2.59–2.63 м (2H, H4'A, 
H4'B), 2.69–2.74 м (2H, H3'A, H3'B), 3.44 д (1H, H2'', 
3J2''–3'' 3.1), 5.96 т (1H, H2', 3J 2.0), 7.10 т.д (1H, H4, 
3J4–5 7.6, 3J4–3 7.6, 4J4–6 0.9), 7.23 д.д (1H, H3, 3J3–4 
7.6, 4J3–5 1.5), 7.29 д.д.д (1H, H5, 3J5–6 8.2, 3J5–4 7.6, 
3J5–3 1.5), 8.45 д (1H, H6, 3J6–5 8.2), 9.97 уш.c (1Н, 
NH). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 15.93 (C5''), 19.83 
(C4''), 23.63 (C5'), 30.83 (C3''), 33.79 (C4'), 36.75 (C3'), 
60.78 (C2''), 120.18 (C6), 123.47 (C4), 127.66 (C5), 



ЖУРНАЛ  ОРГАНИЧЕСКОЙ  ХИМИИ  том 56  № 9  2020

1459ВНУТРИМОЛЕКУЛЯРНАЯ ГЕТЕРОЦИКЛИЗАЦИЯ орто-(1-ЦИКЛОАЛКЕНИЛ)АНИЛИНОВ: III.

127.98 (C3), 128.69 (C2), 130.83 (C2'), 134.87 (C1), 
140.30 (C1'), 172.39 (C=O). Найдено, %: С 74.52; Н 
8.49; N 10.87. C16H22N2O. Вычислено, %: С 74.41; 
Н 8.52; N 10.85.

2-Амино-N-(2-циклопент-1-ен-1-илфенил)-3-
метилпентанамид (5b) получали аналогично по 
методу а из 2.71 г (6.73 ммоль) амида 3b и 5.42 г 
(88.85 ммоль) моноэатаноламина [выход 1.48 г 
(81%)], или по методу б из 1.34 г (0.4 ммоль) ами-
да 8b и 2.87 г (25.2 ммоль) CF3COOH [выход 0.83 г 
(85%)]. Коричневое масло. Для (R)-5b: [α]D

20 +32.5 
(с 0.0026, CHCl3). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 
0.96 д (3H, CH3, 3J6''–4'' 5.9), 1.00 д (3H, CH3, 3J5''–4'' 
5.9), 1.39–1.47 м (1H, H3''A), 1.73–1.83 м (2H, H3''B, 
H4''), 2.00–2.06 м (2H, H5'A, H5'B), 2.55–2.59 м (2H, 
H4'A, H4'B), 2.66–2.70 м (2H, H3'A, H3'B), 3.50 д.д 
(1H, H2'', 3J2''–3''a 7.8, 3J2''–3''b 2.0), 5.92 т (1H, H2', 
3J 1.9), 7.02 т (1H, H4, 3J4–5 7.5, 3J4–3 7.5), 7.19 д 
(1H, H3, 3J3–4 7.5), 7.23 д.д (1H, H5, 3J5–6 8.2, 3J5–4 
7.5), 8.40 д (1H, H6, 3J6–5 8.2), 9.94 уш.с (1H, NH). 
Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 21.36 (C6''), 23.47 (C5'), 
23.62 (C5''), 24.99 (C4''), 33.79 (C4'), 36.70 (C3'), 44.00 
(C3''), 54.30 (C2''), 120.14 (C6), 123.44 (C4), 127.64 
(C5), 127.97 (C3), 128.64 (C2), 130.88 (C2'), 135.00 
(C1), 140.25 (C1'), 173.53 (C=O). Найдено, %: С 
51.93; Н 10.72; N 13.51. C9H22N2OS. Вычислено, 
%: С 52.42; Н 10.67; N 13.59.

2-Амино-N-(2-циклопент-1-ен-1-илфенил)-4- 
(метилсульфанил)бутанамид (5c) получали 
аналогично по методу а из 0.70 г (1.66 ммоль) 
амида 3c и 1.40 г (3.33 моль) моноэатаноламина 
[выход 0.41 г (85%)], или по методу б из 0.350 г 
(0.89 ммоль) амида 8с и 0.720 г (6.27 ммоль) 
CF3COOH [выход 0.226 г (87%)]. Коричневое 
масло. Для (R)-5c: [α]D

20 +54.0 (с 0.0073, CHCl3). 
Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 1.78–1.85 м (1H, 
H3''A), 1.98–2.04 м (2H, H5'A, H5'B), 2.10 с (3Н, CH3), 
2.23–2.30 м (1H, H3''B), 2.53–2.58 м (2H, H4'A, H4'B), 
2.60–2.69 м (4H, H4''A, H4''B, H3'A, H3'B), 3.61 д.д (1H, 
H2'', 3J2''–3''b 8.3, 3J2''–3''а 4.3), 5.91 т (1H, H2', 3J2'–3' 
2.0), 7.05 т (1H, H4, 3J4–5 7.6, 3J4–3 7.6), 7.18 д.д (1H, 
H3, 3J3–4 7.6, 4J3–5 1.3), 7.22 д.д.д (1H, H5, 3J5–6 8.2, 
3J5–4 7.6, 4J5–3 1.3), 8.36 д (1H, H6, 3J6–5 8.2), 9.90 
уш.с (NH). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 15.28 (C5''), 
23.59 (С5'), 30.67 (C4''), 33.80 (C4'), 33.87 (C3''), 36.72 
(C3'), 54.97 (C2''), 120.16 (С6), 123.63 (С4), 127.63 
(С5), 128.01 (С3), 128.73 (С2), 130.96 (С2'), 134.77 

(С1), 140.17 (С1'), 172.47 (С=O). Найдено, %: С 
74.91; Н 8.72; N 10.27. C17H24N2O. Вычислено, %: 
С 75.00; Н 8.82; N 10.29.

(RS)-2-Амино-N-(2-циклопент-1-ен-1-ил- 
фенил)гексанамид (5d) получали аналогично по 
методу а из 1.50 г (3.73 ммоль) амида (RS)-3d и 
3.0 г (49.18 ммоль) моноэатаноламина. Выход 
0.89 г (88%), коричневое масло. Спектр ЯМР 1H, 
δ, м.д. (J, Гц): 0.91 т (3H, CH3, 3J 3.0), 1.32–1.42 м 
(4H, H4''A, H4''B, H5''A, H5''B), 1.53–1.59 м (1H, H3''A), 
1.89–1.95 м (1H, H3''B), 1.99–2.05 м (2H, H5'A, H5'B), 
2.53–2.58 м (2H, H4'A, H4'B), 2.65–2.70 м (2H, H3'A, 
H3'B), 3.45 д.д (1H, H2'', 3J2''–3''a 8.2, 3J2''–3''b 4.0), 5.92 
т (1H, H2', 3J 2.0), 7.03 т (1H, H4, 3J4–3 7.5, 3J4–5 
7.5), 7.18 д.д (1H, H3, 3J3–4 7.5, 4J3–5 1.2), 7.21 д.д.д 
(1H, H5, 3J5–6 8.1, 4J5–4 7.5, 4J5–3 1.2), 8.40 д (1H, 
H6, 3J6–5 8.1), 9.92 уш.с (1H, NH). Спектр ЯМР 13C, 
δ, м.д.: 14.01 (C6''), 22.56 (C5''), 23.60 (C5'), 27.98 
(C4''), 33.77 (C4'), 34.71 (C3''), 36.69 (C3'), 55.93 (C2''), 
120.18 (C6), 123.46 (C4), 127.59 (C5), 128.70 (C3), 
130.87 (C2'), 134.94 (C1), 140.21 (C1'), 173.18 (C=O). 
Найдено, %: С 74.86; Н 8.69; N 10.32. C17H24N2O. 
Вычислено, %: С 75.00; Н 8.82; N 10.29.

2-Метил-1-спиро[3,1-бензоксазин-4,1'-цик- 
лопентан]-2-илпропан-1-амин (6а). Через рас-
твор 0.540 г (2.1 ммоль) амида 5a в 20 мл CH2Cl2 
барботировали газообразный HCl. После окон-
чания реакции (контроль методом ТСХ) раствор 
обрабатывали 5% раствором NaHCO3 (2×10 мл), 
промывали H2O (2×10 мл), сушили MgSO4. После 
удаления растворителя при пониженном давлении 
остаток разделяли колоночной хроматографией на 
SiO2 (элюент петролейный эфир–этилацетат, 7:1). 
Выход 0.043 г (80%), коричневое масло. Для (R)-
6a: [α]D

20 +20.1 (с 0.0025, CHCl3). Спектр ЯМР 1H, 
δ, м.д. (J, Гц): 0.96 д (3H, CH3, 3J4''–2'' 6.7), 1.02 д 
(3H, CH3, 3J3''–2'' 6.7), 1.83–2.07 м (7H, H2'', H2'A, 
H5'A, H3'A, H3'B, H4'A, H4'B), 2.16–2.24 м (2Н, H2'B, 
H5'B), 3.22 д (1H, 3J1''–2'' 5.0, H1''), 7.06 д.д (1H, H5, 
3J5–6 7.2, 3J5–6 1.2), 7.15 м (2H, H6, H7), 7.22 д (1H, 
H8, 3J8–7 8.2). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 17.22 (C4''), 
19.97 (C3''), 23.95 (C3'), 23.98 (C4'), 31.75 (C2''), 40.81 
(C2'), 41.65 (C5'), 60.25 (C1''), 88.67 (C4), 122.33 (C5), 
124.47 (C6), 126.40 (C7), 128.33 (C8), 128.94 (C4а), 
138.58 (C8а), 163.97 (С2). Найдено, %: С 74.33; Н 
8.56; N 10.41. C16H22N2О. Вычислено, %: С 74.41; 
Н 8.52; N 10.85.
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3-Метил-1-спиро[3,1-бензоксазин-4,1'-цик- 
лопентан]-2-илбутан-1-амин (6b). Получали 
аналогично из 0.40 г (1.47 ммоль) амида 5b при 
барботировании газообразным HCl. Выход 0.27 г 
(68%), коричневое масло. Для (R)-6b: [α]D

20 +10.1 
(с 0.0052, CHCl3). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 
0.92 д (3H, CH3, 3J4''–3'' 6.7), 1.05 д (3H, CH3, 3J5''–3'' 
6.7), 1.81–2.02 м (9H, H3'', H2'A, H2'B, H3'A, H3'B, H4'A, 
H4'B, H5'A, H5'B), 2.58–2.61 м (2Н, H2''A, H2''B), 3.38 
д.д (1H, H1'', 3J1''–2''а 7.4, 3J1''–2''b 5.6), 7.03 д.д (1H, 
H5, 3J5–6 7.2, 3J5–6 1.2), 7.17–7.21 м (2H, H6, H7), 
7.24 д (1H, H8, 3J8–7 8.2). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 
17.13 (C4''), 19.86 (C3''), 23.91 (C5'), 24.02 (C2'), 31.74 
(C2''), 40.89 (C3'), 41.73 (C4'), 60.46 (C1''), 88.74 (C4), 
122.55 (C5), 124.51 (C6), 125.45(C7), 129.14 (C8), 
128.91 (C4а), 133.35 (C8а), 161.93 (С2). Найдено, %: 
С 72.37; Н 6.58; N 8.15. C21H22N2ОS. Вычислено, 
%: С 72.00; Н 6.28; N 8.00.

3-(Метилсульфанил)-1-спиро[3,1-бензокса- 
зин-4,1'-циклопентан]-2-илпропан-1-амин (6c) 
получали аналогично из 0.078 г (0.27 ммоль) ами-
да 5с при барботировании газообразным HCl. 
Выход 0.056 г (72%), коричневое масло. Для (R)-
6c: [α]D

20 +40.4 (с 0.0032, CHCl3). Спектр ЯМР 1H, 
δ, м.д. (J, Гц): 1.90–2.22 м (10H, H2'A, H2'B, H3'A, 
H3'B, H4'A, H4'B, H5'A, H5'B, H2''A, H2''B), 2.13 с (3H, 
CH3), 2.64–2.72 м (2H, H3''A, H3''B), 3.61 д.д (1H, H1'', 
3J1''–2''а 7.8, 3J1''–2''b 5.8), 7.10 д.д (1H, H5, 3J5–6 7.2, 
4J5–7 1.2), 7.17–7.20 м (2H, H6, H8), 7.25 т.д (1H, H7, 
3J7–6 7.5, 3J7–8 7.5, 3J7–5 1.2). Спектр ЯМР 13C, δ, 
м.д.: 15.38 (C5''), 23.97 (C2' + C5'), 30.61 (C3''), 34.06 
(C2''), 40.66 (C3'), 41.21 (C4'), 53.52 (C1''), 89.10 (C4), 
122.37 (C5), 124.33 (C6), 126.77 (C8), 128.47 (C7), 
128.87 (C4a), 138.26 (C8a), 163.87 (C2). Найдено, %: 
С 74.37; Н 8.58; N 10.55. C17H24N2О. Вычислено, 
%: С 74.41; Н 8.52; N 10.85.

1-Спиро[3,1-бензоксазин-4,1'-циклопентан]-
2-илпентан-1-амин [(RS)-6d] получали анало-
гично из 0.15 г (0.55 ммоль) амида (RS)-5d при 
барботировании газообразным HCl. Выход 0.11 г 
(74%), коричневое масло. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. 
(J, Гц): 0.92 т (3H, CH2, 3J5''–4'' 7.2), 1.34–1.47 м 
(4Н, H3''A, H3''B, H4''A, H4''B), 1.55–1.62 м (1Н, H2''), 
1.75–2.08 м (7Н, H2''B, H2'A, H3'A, H3'B, H4'A, H4'B, 
H5'A), 2.18–2.24 м (2Н, H2'B, H5'B), 3.41 д.д (1H, H1'', 
3J1''–2''а 7.2, 3J1''–2''b 6.0), 7.05 д.д (1H, H5, 3J5–6 7.4, 
4J5–7 1.3), 7.15–7.18 м (2H, H6, H7), 7.25 д.д (1H, H8, 

3J8–7 7.1, 4J8–6 1.2). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 14.02 
(C5''), 22.25 (C4''), 23.96 (C3' + C4'), 28.02 (C3''), 34.59 
(C2''), 40.59 (C2'), 40.59 (C5'), 54.76 (C1), 122.30 (C5), 
124.44 (C6), 126.48 (C7), 128.24 (C8), 138.71 (C4a), 
143.95 (C8a), 164.56 (C1). Найдено, %: С 74.33; Н 
8.56; N 10.41. C17H24N2О. Вычислено, %: С 74.41; 
Н 8.52; N 10.85.

N'-(трет-Бутоксикарбонил)-N-(2-цикло- 
гекс-1-ен-1-илфенил)-3-метилбутанамид (8a). К 
раствору 3.50 г (16.1 ммоль) Boc-аминокислоты 
7а в 15 мл СН2Cl2 добавляли 2.56 г (16.1 ммоль) 
орто-(циклопент-1-енил)анилина 1, 4.21 г 
(20.4 ммоль) дициклогексилкарбодиимида (DCC), 
2.8 мл (20.4 ммоль) ТЭА и перемешивали в течение 
2 ч при комнатной температуре. После окончания 
реакции (контроль методом ТСХ, элюент бензол) 
реакционнную смесь отфильтровывали, фильтрат 
промывали 5% раствором NaHCO3 (2×10 мл), H2O 
(2×10 мл), органическую фазу сушили MgSO4. 
После удаления растворителя при пониженном 
давлении, остаток разделяли колоночной хрома-
тографией на SiO2 (элюент петролейный эфир– 
этилацетат, 7:1). Выход 4.80 г (83%), коричневое 
масло, [α]D

20 +35.5 (с 0.0061, CHCl3). Спектр ЯМР 
1H, δ, м.д. (J, Гц): 0.91 д (3H, CH3, 3J 5.0), 0.97 д 
(3H, CH3, 3J 5.0), 1.42 с (9H, Boc), 2.23–2.26 м (1H, 
H3''), 1.97–2.01 м (2H, H3'A, H3'B), 2.53–2.58 м (2H, 
H4'A, H4'B), 2.59–2.63 м (2H, H5'A, H5'B), 4.01–4.05 м 
(1H, H2''), 5.18–5.26 м (1Н, NH), 5.84 т (1H, H2', 3J 
2.0), 7.02 т (1H, H4, 3J4–5 7.6, 4J4–3 7.6), 7.12–7.18 
м (2H, H3, H5), 8.17 д (1H, H6, 3J6–5 8.2), 8.22 уш.c 
(1Н, NH). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 17.59 (C5''), 
19.26 (C4''), 23.35 (C3'), 28.23 (Boc), 31.50 (C3''), 
33.83 (C4'), 36.83 (C5'), 60.94 (C2''), 80.16 (Boc), 
120.92 (C6), 123.99 (C4), 127.55 (C5), 127.78 (C3), 
128.77 (C2), 130.75 (C2'), 134.24 (C1), 140.35 (C1'), 
153.50 (C=O), 169.70 (C=O). Найдено, %: С 70.42; 
Н 8.27; N 7.65. C21H30N2O3. Вычислено, %: С 
70.39; Н 8.37; N 7.82.

N'-(трет-Бутоксикарбонил)-N-(2-цикло- 
гекс-1-ен-1-илфенил)-3-метилпентанамид (8b) 
получали аналогично из 2.98 г (12.9 ммоль) Boc-
аминокислоты 7b и 2.05 г (12.9 ммоль) орто- 
(циклопент-1-енил)анилина 1. Выход 3.84 г (80%), 
коричневое масло, [α]D

20 +26.1 (с 0.0023, CHCl3). 
Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 0.97 д (3H, CH3, 
J5''–4'' 5.0), 0.98 д (3H, CH3, J6''–4'' 5.0), 1.46 c (9H, 
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Boc), 1.54–1.59 м (1H, H3''A), 1.71–1.76 м (1H, H4''), 
1.80–1.85 м (1H, H3''B), 2.02–2.08 м (2H, H5'A, H5'B), 
2.60–2.64 м (2H, H4'A, H4'B), 2.65–2.69 м (2H, H3'A, 
H3'B), 4.25–4.30 м (1H, H2''), 5.18 уш.с (1H, NH), 
5.90 т (1H, H2', 3J2'–3' 2.0), 7.07 д.д (1H, H4, 3J4–5 7.6, 
3J4–3 7.6), 7.18–7.24 м (2H, H3, H5), 8.32 д (1H, H6, 
3J6–5 8.3), 8.45 уш.с (1H, NH). Спектр ЯМР 13C, δ, 
м.д.: 22.91 (C6''), 23.14 (C5''), 23.38 (C5'), 24.90 (C4''), 
28.29 (Boc), 33.88 (C4'), 36.87 (C3'), 41.33 (C3''), 54.22 
(C2''), 80.14 (Boc), 123.89 (C4), 127.63 (C5), 128.67 
(C3), 128.77 (C2), 130.82 (C2'), 134.52 (C1), 140.36 
(C1'), 155.77 (C=O), 170.65 (C=O). Найдено, %: С 
70.63; Н 8.42; N 7.41. C22H32N2O3. Вычислено, %: 
С 70.96; Н 8.60; N 7.52.

N'-(трет-Бутоксикарбонил)-N-(2-цикло- 
гекс-1-ен-1-илфенил)-4-(метилсульфанил)- 
бутанамид (8с) получали аналогично из 3.50 г 
(14.1 ммоль) Boc-аминокислоты 7с и 2.24 г 
(14.1 ммоль) орто-(циклопент-1-енил)анилина 1. 
Выход 5.10 г (93%), коричневое масло, [α]D

20 +54.0 
(с 0.0053, CHCl3). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 
1.45 c (9Н, Boc), 1.97–2.06 м (3H, H3''A, H5'A, H5'B), 
2.11 с (3Н, S-CH3), 2.17–2.24 м (1H, H3''B), 2.55–
2.70 м (6H, H4''A, H4''B, H3'A, H3'B, H4'A, H4'B), 4.38–
4.44 м (1H, H2''), 5.29 д (1H, NH, 3JNH–2'' 4.7), 5.90 
т (1Н, H2', 3J2'–3' 1.8), 7.07 т (1H, H4, 3J4–3 7.5, 3J4–5 
7.5), 7.18 д (1Н, H3, 3J3–4 7.5), 7.23 т (1H, H5, 3J5–6 
7.5, 3J5–4 7.5), 8.31 д (1H, H6, 3J6–5 7.5), 8.42 уш.с 
(1Н, NH). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 16.70 (S-СH3), 
24.75 (C5'), 29.68 (Boc), 31.71 (C4'), 32.73 (C3''), 
35.29 (C4''), 38.34 (C3'), 55.93 (C2''), 121.88 (C6), 
125.41 (C4), 129.06 (C3), 129.26 (C5), 132.46 (C2'), 
135.71 (C1), 141.60 (C2), 170.81 (C=O). Найдено, %: 
С 64.53; Н 7.83; N 7.12. C21H30N2O3S. Вычислено, 
%: С 64.61; Н 7.69; N 7.17.

2-[(1Е)-N-Гидрокси-2-метилпропанимидо- 
ил]спиро[3,1-бензоксазин-4,1'-циклопен-
тан]-2'-ол (9a) и (2E)-2-(гидроксиимино)-3-ме- 
тил-N-[2-(2-оксоциклопентил)-фенил]бутан- 
амид (10a). К раствору 0.20 г (0.78 ммоль) ами-
да 5a в 10 мл CH3CN по каплям добавляли 
89 мкл (1.56 ммоль) 50%-го водного раствора 
Н2О2. Далее добавляли 1%-ный раствор NaOH до 
pH 8. Реакционную смесь перемешивали в течение 
20 ч при комнатной температуре, затем разбавля-
ли 15 мл CHCl3, промывали 10% водным раство-
ром Na2S2O3 (1×10 мл) и H2O (1×10 мл) и сушили 

MgSO4. После выпаривания растворителя при по-
ниженном давлении продукт выделяли колоноч-
ной хроматографией на SiO2 (элюент петролейный 
эфир–этилацетат, 5:1). Получили 0.11 г (50%) сме-
си бензоксазина 9а и кетона 10а в соотношении 
9:1.

Соединение 9а. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 
1.30 д (3H, CH3, 3J3''–2'' 7.0), 1.33 д (3H, CH3, 3J4''–2'' 
7.0), 1.73–1.81 м (1H, H4'A), 1.93–2.02 м (2H, H5'A, 
H5'B), 2.11–2.17 м (1H, H3'A), 2.20–2.27 м (1H, H4'B), 
2.48–2.55 м (1H, H3'B), 3.61–3.67 м (1H, H2''), 4.12 
д.т (1H, H2', 3J2'–3'a 5.2, 3J2'–3'b 1.2, 4J2'–4'a 1.2), 7.13–
7.30 м (4H, H5, H6, H7, H8). Спектр ЯМР 13C, δ, 
м.д.: 18.48 (C4''), 18.59 (C3''), 20.53 (C5'), 26.25 (C2''), 
31.56 (C4'), 34.74 (C3'), 76.0 (C2'), 90.94 (C4), 124.66 
(C4a), 125.61 (C6), 126.23 (C5), 126.62 (C8), 127.64 
(C7), 130.83 (C8a), 153.91 (C1''), 157.92 (C2).

Соединение 10a. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, 
Гц): 1.29 д (3H, CH3, 3J5''–3'' 7.0), 1.32 д (3H, CH3, 
3J4''–3'' 7.0), 1.96–2.01 м (1H, H5'A), 2.13–2.20 м 
(1H, H5'B), 2.25–2.41 м (4H, H3'A, H3'B, H4'A, H4'B), 
3.52–3.56 м (2H, H1', H3''), 7.15–7.28 м (3H, H5, H7, 
H8), 7.67 д (1H, H6, 3J6–5 8.0), 9.35 уш.с (1H, NH). 
Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 18.39 (C4''), 18.53 (C5''), 
21.16 (H5'), 29.20 (C3''), 28.69 (C4'), 38.45 (C3'), 51.52 
(C1'), 124.37 (C4), 125.22 (C6), 125.32 (C3), 127.09 
(C5), 129.33 (C2), 131.42 (C1), 157.63 (C2''), 162.36 
(С=O), 220.77 (С=O).

2-[(1Е)-N-Гидрокси-3-метилбутанимидо- 
ил]спиро[3,1-бензоксазин-4,1'-циклопентан]- 
2'-ол (9b) и (2E)-2-(гидроксиимино)-4-метил-
N-[2-(2-оксоциклопентил)фенил]пентанамид 
(10b) получали аналогично из 0.156 г (0.57 ммоль) 
амида 5b при добавлении по каплям 66 мкл 
(1.15 ммоль) 50%-ной перекиси водорода. Полу- 
чили 0.061 г (35%) смеси бензоксазина 9b и кетона 
10b в соотношении 5:1.

Соединение 9b. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 
0.96 д (3H, CH3, 3J4''–3'' 6.6), 0.98 д (3H, CH3, 3J5''–3'' 
6.6), 1.77–1.83 м (1H, H4'A), 1.97–2.06 м (2H, H5'A, 
H5'B), 2.12–2.19 м (2H, H3'A, H3''), 2.23–2.30 м (1H, 
H4'B), 2.52–2.58 м (1H, H3'B), 2.66–2.72 м (2H, 
H2''A, H2''B), 4.12 д.т (1H, H2', 3J2'–3'a 4.5, 3J2'–3'b 1.2, 
4J2'–4'b 1.2), 7.23–7.36 м (4H, H5, H6, H7, H8), 10.41 
уш.с (1H, N-OH). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 20.45 
(C5'), 22.77 (C5''), 22.85 (C4''), 26.75 (C3''), 31.43 
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(C4'), 32.90 (C2''), 34.27 (C3'), 75.75 (C2'), 90.64 (C4), 
124.82 (C4a), 125.16 (C6), 125.45 (C5), 127.08 (C8), 
129.40 (C7), 139.46 (C8a), 153.98 (C1''), 154.70 (C2). 
Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 302 (9) [M]+.

Соединение 10b. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 
0.95 д (3H, CH3, 3J7''–5'' 6.5), 0.97 д (3H, CH3, 3J6''–5'' 
6.5), 1.96–2.03 м (2H, H5'A, H5'B), 2.17–2.23 м (1H, 
H4''), 2.28–2.44 м (4H, H3'A, H3'B, H4'A, H4'B), 2.59–
2.62 м (2H, H3''A, H3''B), 3.54 т (1H, H1', 3J1'–5'a 9.7, 
3J1'–5'b 9.7), 7.15 т (1H, H4, 3J4–3 7.3, 3J4–5 7.3), 7.18 
д.д (1H, H3, 3J3–4 7.3, 4J3–5 1.2), 7.27–7.29 м (1H, 
H5), 7.73 д (1H, H6, 3J6–5 8.0), 9.47 уш.с (1H, NH), 
9.82 уш.с (1H, N–OH). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 
21.19 (C5), 22.78 (C6''), 22.82 (C5''), 26.57 (C4''), 28.65 
(C4'), 32.06 (C3''), 38.42 (C3''), 51.53 (C1'), 125.51 
(C4), 126.57 (C3), 127.68 (C5), 130.57 (C2), 136.04 
(C1), 154.70 (C2''), 162.45 (C1''), 220.59 (C2'). Масс-
спектр, m/z (Iотн, %): 302 (12) [M]+.

2-[(1E)-N-Гидроксипентанимидоил]спи-
ро[3,1-бензоксазин-4,1'-циклопентан]-2'-ол (9с) 
и (2E)-2-(гидроксиимино)-N-[2-(2-оксоцикло- 
пентил)-фенил]гексанамид (10с) получали ана-
логично из 0.15 г (0.55 ммоль) амида 5с при до-
бавлении по каплям 63 мкл (1.1 ммоль) 50%-ной 
перекиси водорода. Получили 0.09 г (54%) смеси 
бензоксазина 9с и кетона 10с в соотношении 9:1.

Соединение 9с. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 
0.94 т (3H, CH3, 3J5''–4'' 7.3), 1.37–1.44 м (2Н, H4''A, 
H4''B), 1.54–1.61 м (2Н, H3''A, H3''B), 1.77–1.82 м 
(1Н, H4'A), 1.97–2.05 м (2Н, H5'A, H5'B), 2.11–2.17 м 
(1Н, H3'A), 2.21–2.28 м (1Н, H4'B), 2.51–2.57 м (1Н, 
H3'B), 2.73–2.79 м (2Н, H2''A, H2''B), 4.11 д.т (1H, H2', 
3J2'–3'а 4.5, 3J2'–3'b 1.6, 4J2'–4'b 1.6), 7.25–7.35 м (4H, 
H5, H6, H7, H8), 10.41 уш.с (1H, N–OH). Спектр 
ЯМР 13C, δ, м.д.: 13.90 (C5''), 20.48 (C5'), 22.82 (C4''), 
22.99 (C2''), 28.35 (C3''), 31.43 (C4'), 34.32 (C3'), 51.54 
(C1''), 75.75 (C2'), 90.65 (C4), 124.81 (C5a), 125.19 
(C6), 125.50 (C5), 127.13 (C8), 129.45 (C7), 139.48 
(C8a), 155.02 (C2), 153.65 (C1'').

Соединение 10с. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, 
Гц): 1.25 т (3H, CH3, 3J6''–5'' 7.2), 1.31–1.44 м (2Н, 
H5''A, H5''B), 1.48–1.52 м (2Н, H4''A, H4''B), 1.98–2.02 
м (2Н, H5'A, H5'B), 2.13–2.21 м (2Н, H4'A, H4'B), 
2.29–3.39 м (2Н, H3'A, H3'B), 2.66–2.69 м (2Н, H3''A, 
H3''B), 3.53 т (1H, H1', 3J1'–5'а 9.1, 3J1'–5'b 9.1), 7.15 
т (1H, H4, 3J4–5 7.4, 3J4–6 7.4), 7.18 д (1H, H3, 3J3–4 

7.4), 7.26–7.29 м (1Н, H5), 7.73 д (1H, H6, 3J6–5 8.0), 
9.52 уш.с (1H, NH), 9.77 уш.с (1H, N–OH). Спектр 
ЯМР 13C, δ, м.д.: 13.90 (C6''), 21.21 (C5'), 23.00 (C5''), 
23.30 (C3''), 28.24 (C4''), 32.00 (C4'), 38.50 (C3'), 51.54 
(C1'), 125.23 (C4), 126.09 (C6), 126.51 (C3), 127.70 
(C5), 130.19 (C2), 136.05 (C1), 155.38 (C2''), 162.26 
(C1''), 220.77 (C2').

2-[(1R,S)-2-Метил-1-нитропропил]спиро- 
[3,1-бензоксазин-4,1'-циклопентан]-2'-ол (11) 
получали аналогично из 0.068 г (0.26 ммоль) 
амида 5а при добавлении по каплям 52 мкл 
(0.91 ммоль) 50%-ной перекиси водорода. Полу- 
чили 0.016 г (20%) нитросединения 11 и 0.018 г 
(24%) смеси бензоксазина 9a и кетона 10a.

Соединение 11. Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. (J, Гц): 
1.04 [1.10] д (3H, CH3, 3J3''–2'' 7.0), 1.10 [1.16] д (3H, 
CH3, 3J4''–2'' 7.0), 1.76–1.81 [1.77–1.82] м (1H, H3'A), 
1.91–2.02 [1.90–2.01] м (2H, H4'A, H4'B), 2.06–2.10 
[2.07–2.11] м (1H, H5'A), 2.18–2.25 [2.17–2.24] м 
(1H, H3'B), 2.47–2.55 [2.48–2.56] м (1H, H5'B), 2.73–
2.77 [2.74–2.78] м (1H, H2''), 7.22–7.30 [7.23–7.31] 
м (3H, H5, H6, H8), 7.35 м (1H, H7). Спектр ЯМР 
13C, δ, м.д.: 18.31 [18.76] (C4''), 19.37 [19.38] (C3''), 
20.51 [20.35] (C4'), 29.30 [29.38] (C2''), 31.18 [31.24] 
(C3'), 34.61 [34.62] (C5'), 76.14 [75.89] (C2'), 91.45 
[91.16] (C4), 95.91 [95.28] (C1''), 125.02 [125.21] 
(C5a), 125.87 [125.88] (C6), 126.46 [126.23] (C5), 
126.85 [126.66] (C8), 128.03 [128.32] (C7), 129.81 
[129.43] (C8a), 153.60 [152.75] (C2). Масс-спектр, 
m/z (Iотн, %): 304 (15) [M]+. Найдено, %: С 66.79; Н 
6.82; N 9.65. C16H20N2О3. Вычислено, %: С 66.66; 
Н 6.94; N 9.72.
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A new approach is proposed for the synthesis of optically active 3,1-benzoxazines based on α-amino acids. The 
formation of the target products is preceded by the reaction of the interaction of ortho-(cyclopent-1-enyl)aniline 
and N-Boc-(R)-amino acids, the removal of the N-protective group and heterocyclization by the action of HCl(g).
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