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Изучены особенности взаимодействия 4-гидрокси-6-метил-2Н-пиран-2-она с ароматическими альде-
гидами и мочевиной в one-pot режиме классического, а также с использованием термической и ми-
кроволновой активации вариантов реакции Биджинелли. В зависимости от условий однореакторных 
процессов получены неизвестные ранее 3-[амино(арил)метил]-4-гидрокси-6-метил-2Н-пиран-2-оны, 
арилметиленбис-4-гидрокси-6-метил-2Н-пиран-2-оны, гибридная система – 2-гидрокси-7-метил-4-(3-ни-
трофенил)-4,4a-дигидро-5H-пирано[4,3-d]пиримидин-5-он в случае превращения с арилальдегидом, 
содержащим электроноакцепторный заместитель.
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ВВЕДЕНИЕ

Высокий потенциал замещенных 2Н-пиран-2-
онов, обусловленный их полифункциональностью, 
и широкий спектр биологической активности 
[1–3] вызывают значительный интерес к исполь-
зованию этих систем как субстратов при постро-
ении гибридных полигетероциклических соеди-
нений. Замещенные 4-гидрокси-2Н-пиран-2-оны, 
представляя циклическими кетоэфирами, могут 
выступать в качестве метиленовой компоненты в 
модифицированном варианте трехкомпонентной 
реакции Биджинелли, что открывает путь к полу-
чению структур, сочетающих пирановый и пири-
мидиновый фармакофорные фрагменты.

Ранее нами исследованы особенности взаимо-
действия 4-гидрокси-6-метил-2Н-пиран-2-она (1), 

2-гидроксибензальдегида и мочевины в one-pot ре-
жиме с использованием термической и микровол-
новой активации [4]. В настоящей работе изучено 
влияние заместителей в альдегидной компоненте 
на глубину и селективность протекания модифи-
цированной реакции Биджинелли с участием ке-
тоэфира 1, ароматических альдегидов и мочевины.

РЕЗУЛЬТАТЫ И ОБСУЖДЕНИЕ

Выявлено, что взаимодействие кетоэфира 1, 
бензальдегида (2а) или его 4-замещенных анало-
гов 2b, c и мочевины (3) в условиях как термиче-
ской, так и микроволновой активации, аналогично 
ранее рассмотренным случаям [4] не приводит к 
образованию классических продуктов реакции 
Биджинелли – замещенных пиримидиноновых 
систем. Установлено, что в результате кипячения 
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эквимолярной смеси реагентов в этаноле в присут-
ствии каталитических количеств хлороводород-
ной кислоты возникают неизвестные ранее и труд-
нодоступные в иных условиях 3-[амино(арил)-
метил]-4-гидрокси-6-метил-2Н-пиран-2-оны 4а–с 
с выходами 53–64% (схема 1).

Формирование полученных систем обусловле-
но, на наш взгляд, значительным временем реак-
ции – до 46 ч, что приводит к гидролизу карбами-
да, в результате чего в качестве азакомпоненты в 
исследуемом превращении выступает аммиак.

По данным ЯМР спектроскопии нами уста-
новлено, что аминоарилметилпиран-2-оны 4a–c в 
растворе СDCl3 существуют в виде равновесной 
смеси 2 таутомерных форм 4 и 4'. Так, в спектрах 
ЯМР 1Н соединений 4a–c отмечены синглеты про-
тонов первичной аминогруппы при 1.16–1.27 м.д., 
метильной группы при 2.18–2.27 м.д., метинового 
протона при 3.90–3.98 м.д., винильных протонов 
при 5.80–6.08 м.д. и мультиплеты ароматических 
протонов в области 6.81–8.31 м.д. Наличие в спек-
трах ЯМР 1Н уширенных синглетов в слабом поле 
(10.90–11.25 м.д.) свидетельствует о присутствии 
енольной гидроксильной группы, вовлеченной во 
внутримолекулярную водородную связь с амино-
группой, что и стабилизирует данную таутомер-
ную форму. Одновременно с этим наблюдаются
2 сильнопольных дублета в области 3.96–4.11 (J
8.0 Гц) и 4.87–5.01 (J 8.0 Гц) м.д., отвечающие
2 метиновым протонам, находящимся в спин-спи-
новом взаимодействии, которое может реали-
зовываться в кетонной таутомерной форме 4'. 
Дополнительным подтверждением существования 
формы 4' может служить наличие в спектрах ЯМР 

13С этих соединений сигналов 3 третичных sp3-ги-
бридных атомов углерода в области 50–60 м.д., а 
также сигнала при 195.0 м.д., что отвечает резо-
нансу sp2-гибридного атома углерода карбониль-
ной группы.

Воздействие микроволнового излучения на 
смесь реагентов в присутствии каталитических ко-
личеств кислоты Льюиса (ZnCl2) приводит к обра-
зованию известных [5–9] продуктов конденсации 
кетоэфира с альдегидами – арилметиленбис-4-ги-
дрокси-6-метил-2Н-пиран-2-онов 5a–c с высоки-
ми выходами (74–79%) (схема 2). Взаимодействие 
последних с азареагентами обычно протекает в бо-
лее жестких условиях [10].

В рассмотренном случае азануклеофил при-
нимает участие лишь в превращении с участием 
4-хлорбензальдегида (2c), в котором продукты ре-
акции идентифицированы как смесь бисаддукта 5c 
с аминоарилметилпиран-2-оном 4c, выделенным 
нами в условиях термической активации. Это мож-
но объяснить, вероятно, тем, что в халконе, как ин-
термедиате превращения, присоединение аммиака 
по α,β-непредельному кетофрагменту происходит 
легче за счет хлорфенильного заместителя по 
сравнению с незамещенным и 4-метоксизамещен-
ным аналогами.

Для подтверждения выдвинутого предполо-
жения о влиянии заместителя в ароматическом 
фрагменте нами исследована реакция кетоэфи-
ра 1 с мочевиной и 3-нитробензальдегидом (2d). 
Электроноакцепторный заместитель последнего, 
как и следовало ожидать, способствует еще боль-
шей активации реакционного центра интермедиа-
та превращения.
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Показано, что при проведении исследуемого 
превращения в условиях термической активации 
также возникает смесь аминоарилметилпиран-2-
она 4d и бисаддукта 5d (схема 3), что демонстри-
рует аналогию со свойствами 4-хлорбензаль-
дегида в жестких условиях воздействия микро-
волн.

Воздействие микроволнового излучения на 
смесь реагентов, в отличие от рассмотренного 
случая, приводит к формированию гибридной 
системы, охарактеризованной нами как 2-ги-
дрокси-7-метил-4-(3-нитрофенил)-4,4a-дигидро-
5H-пирано[4,3-d]пиримидин-5-он (6) с выходом 
76%. Данное соединение можно рассматривать 
как классический продукт реакции Биджинелли, 
находящийся в одной из возможных таутомерных 
форм. Особенности протекания данного превраще-
ния обусловлены, на наш взгляд, высокой реакци-
онной способностью альдегида 2d, что отражается 
в значительном сокращении времени проведения 
реакции c 4–5 ч до 20 мин. Активность альдеги-
да также способствует облегчению конденсации с 
кетоэфиром 1 в бисаддукт 5d, чем и объясняется 
возникновение последнего уже в условиях кон-
векционного нагрева. Короткое время реакции 
способствует сохранению карбамида (не успева-
ет гидролизоваться) и участию его в образовании 
гибридной гидропиранопиримидиноновой систе-
мы 6.

Спектральные характеристики бисаддуктов 
5a–d согласуются со спектральными характери-
стиками, приведеными в литературе [5–9].

В спектре ЯМР 1Н смеси аминоарилметилпи-
ран-2-она 4с и бисаддукта 5с присутствуют син-
глеты метильных протонов при 2.21 и 2.16 м.д. с 
интегральными интенсивностями, отвечающими
3 и 6 протонам соответственно, синглет метиново-
го протона при 4.02 м.д. соединения 4c, синглет 2
протонов первичной аминогруппы при 1.67 м.д., 
уширенные синглеты, отвечающие протонам ги-
дроксильных групп при 10.45 м.д. для биспи-
ран-2-оновой структуры 5c и при 11.91 м.д. для 
аминоарилпиран-2-она 4c. Характер слабополь-
ной части спектра позволяет предполагать реали-
зацию для системы 4c в растворе ДMСO-d6 еноль-
ной таутомерной формы, а для биспиранонового 
продукта 5с – по одному из положений С4 гетеро-
кольца кетонной, а по другому – енольной формы. 
Дополнительным подтверждением этому может 
служить фиксирование протонов винильных групп 
в виде псевдодублета при 6.27 м.д., образовавше-
гося вследствие магнитной неэквивалентности 
соответствующих протонов, наблюдавшейся нами 
для индивидуальных бисаддуктов 5 [9], а также 
регистрация 2 метиновых протонов в виде дубле-
тов при 5.88 (J 7.0 Гц) и 6.12 (J 7.0 Гц) м.д., отно-
сящихся к биспираноновой системе 5c. Наличие 
в спектре ЯМР 13С рассматриваемой смеси про-
дуктов 2 сигналов атомов углерода в области 145–
150 м.д., отвечающих резонансу енольных групп, 
и одного сигнала при 187 м.д., соответствующего 
атому углерода карбонильной группы, при сохра-
нении атомов углерода лактонных групп также 
подтверждают ранее выдвинутое предположение 
о таутомерной форме компонентов смеси.

Схема 2
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Картина спектров ЯМР 1Н и 13С смеси амино-
арилметилпиран-2-она 4d и бисаддукта 5d сходна 
с таковой для продуктов микроволнового превра-
щения с участием альдегида 2c. Следует отметить, 
что в этом случае, по данным спектров ЯМР 1Н и 
13С, биспроизводное 5d существует только в ди-
кетонной таутомерной форме. Это отражается в 
присутствии в спектре ЯМР 1Н одного триплета 
при 5.82 м.д. и 2 дублетов при 5.61 (J 4.0 Гц) и
5.73 (J 4.0 Гц) м.д., отвечающих 3 метиновым 
протонам спин-спиновой системы типа СН–СН–
СН, и наличием в слабом поле уширенного син-
глета одного протона гидроксильной группы при
10.96 м.д., характерного для амина 4d, а в спектре 
ЯМР 13С смеси обнаружены сигналы 3 sp3-гибрид-
ных атомов углерода в области 50–60 м.д.

В спектре ЯМР 1Н гидропиранопиримидино-
на 6 отмечены синглеты 3 метильных протонов 
при 2.25 м.д., винильного протона при 6.29 м.д.; 
мультиплет 4 ароматических протонов в области 
7.21–8.10 м.д. Уширенный слабопольный синглет 
при 11.93 м.д. соответствует енольной гидрок-
сильной группе, а отсутствие в корреляционном 
спектре HMBC кросс-пиков в соответствующей 
области позволяет отнести эту функциональную 
группу к пиримидиновому фрагменту молекулы. 
Присутствие в спектре ЯМР 1Н 2 дублетов при 
4.90 (J 36.0 Гц) и 5.98 (J 36.0 Гц) м.д., соответству-
ющих метиновым протонам, свидетельствует о 

реализации дииминной таутомерной формы 6, до-
полнительным подтверждением чему может также 
служить отсутствие иных слабопольных сигналов 
в протонном спектре, которые могли бы быть от-
несены к резонансу NH-протонов формы 6'.

На основании литературных данных о меха-
низме реакции Биджинелли [11, 12] и анализа 
характера образующихся продуктов можно пред-
положить 2 вероятных направления превращений
(схема 4).

Первое направление (a) предполагает первона-
чальное взаимодействие альдегида с азакомпонен-
той – мочевиной или продуктом ее гидролиза ам-
миаком с образованием имина (основания Шиффа) 
7, который далее реагирует с молекулой кетоэфи-
ра 1, давая тетразамещенный 2Н-пиран-2-оновый 
аддукт 4, в котором в случае мочевины происхо-
дит внутримолекулярная нуклеофильная атака 
второй аминогруппой карбонильной функции при 
С4 пиран-2-онового фрагмента и циклизация в ко-
нечную пиримидиноновую систему. По второму 
варианту (b) при взаимодействии альдегида 2 и 
кетоэфира 1 образуется высокоактивный интер-
медиат халконового типа 8, который в выбранных 
условиях далее превращается по 2 конкурентным 
путям за счет нуклеофильной атаки азакомпонен-
той по активной двойной связи в аддукт 4 или в 
ходе конденсации Михаэля со второй молекулой 
кетоэфира 1 в симметричные бисаддукты 5.

Схема 4
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Экспериментальные данные о строении про-
дуктов исследованных трехкомпонентных реак-
ций, а также легкость протекания двухкомпонент-
ной конденсации кетоэфира 1 с ароматическими 
альдегидами через стадию образования арилиде-
нового интермедиата 8, как было показано ранее 
[8, 9, 13], позволяют предположить, что второй – 
халконовый путь превращения субстратов – более 
предпочтительный и реализуется в рассмотрен-
ных случаях.

Дополнительным свидетельством в пользу 
этого может служить то, что в случае 4-хлор- и 
3-нитробензальдегидов идентифицируются оба 
продукта конкурентных процессов преобразова-
ния халконового интермедиата, в то время как при 
реализации иминного направления образование 
биспиран-2-оновой системы не представляется 
возможным.

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ

Спектры ЯМР 1Н, 13С регистрировали на 
спектрометре Varian 400 (Великобритания) (400,
100 МГц соответственно) в ДМСО-d6, внутренний 
стандарт – тетраметилсилан. Элементный анализ 
проводили на программно-аппаратном анализа-
торе Vario Micro Cube (Германия). Температуру 
плавления определяли капиллярным методом. 
Контроль за ходом реакции и чистотой получен-
ных соединений осуществляли методом ТСХ на 
пластинах Silufol UV-254 (Чехия), элюент: ацетон–
этилацетат–н-гексан (1:1:3), проявитель – пары 
йода.

Воздействие микроволнового излучения обе-
спечивали автоматической микроволновой уста-
новкой для синтеза NOVA II (КНР), рабочая тем-
пература 180–190°С.

Исходные 4-гидрокси-6-метил-2H-пиран-2-он 
(98%, CAS 675-10-5), бензальдегид (99%, CAS 
100-52-7), 4-метоксибензальдегид (98%, CAS 123-
11-5), 4-хлорбензальдегид (98%, CAS 104-88-1), 
3-нитробензальдегид (99%, CAS 99-61-6) произ-
водства фирмы «Sigma Aldrich» использовались 
без очистки.

3-[Амино(арил)метил]-4-гидрокси-6-метил-
2Н-пиран-2-оны 4а–d и 3,3'-(арилметилен)-
бис(4-гидрокси-6-метил-2Н-пиран-2-оны) 5a–d 
(общая методика). a. В круглодонную колбу объе-

мом 50 мл, снабженную обратным холодильником, 
помещали 25 мл этанола, в котором при нагрева-
нии растворяли 0.5 г (4 ммоль) эфира 1, прибав-
ляли 0.24 г (4 ммоль) мочевины, 4 ммоль альдеги-
да 2, 0.1–0.2 мл концентрированной хлороводо-
родной кислоты и нагревали при температуре 
78°С. По окончании реакции смесь упаривали на 
воздухе, оставшиеся кристаллы промывали водой 
и гексаном, сушили в вакууме.

b. В фарфоровый тигель помещали 0.5 г
(4 ммоль) эфира 1, 0.24 г (4 ммоль) азануклеофи-
ла 3, 4 ммоль альдегида 2 и 0.1–0.2 мл раствора 
хлорида цинка в этаноле (0.1 г/мл). Смесь гомоге-
низировали и подвергали воздействию микровол-
нового излучения мощностью 600 Вт. По оконча-
нии реакции смесь растирали, промывали водой и 
гексаном, сушили в вакууме.

3-[Амино(фенил)метил]-4-гидрокси-6-ме-
тил-2H-пиран-2-он (4а). Синтез проводили по ме-
тоду a с использованием 0.42 г (4 ммоль, 0.41 мл) 
альдегида 2a в течение 32 ч. Выход 0.54 г (58%), 
красные кристаллы, т.пл. 156–158°С. Спектр ЯМР 
1Н (CDCl3), δ, м.д: 1.27 c (2H, NH2), 2.20 с (3H, 
CH3), 3.92 с (1Н, СН), 4.10 д (1H, CH, J 8.0 Гц), 5.80 
д (1H, CH, J 8.0 Гц), 6.08 c (1H, =CH), 6.79–8.07 
м (5Hаром), 10.95 уш.с (1Н, ОН). Спектр ЯМР 13C, 
δ, м.д.: 19.7 (С14), 34.7 (С7), 103,2 (С5), 104.6 (С3), 
126.4, 126.6, 126.7, 128.3, 128.5, 130.1 (Саром), 135.4 
(С6), 161.1 (С4), 168.8 (С2). Найдено, %: С 67.89; H 
5.84; N 5.98. С13Н13NО3. Вычислено, %: С 67.52; H 
5.67; N 6.06.

3-[Амино(4-метоксифенил)метил]-4-гидрок-
си-6-метил-2Н-пиран-2-он (4b). Синтез проводи-
ли по методу a с использованием 0.54 г (4 ммоль, 
0.49 мл) альдегида 2b в течение 46 ч. Выход
0.55 г (53%), коричневые кристаллы, т.пл. 146–
147°С. Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м.д: 1.21 c (2H, 
NH2), 2.27 с (3H, CH3), 3.74 с (3Н, ОСН3), 3.90 с 
(1Н, СН) 4.11 д (1H, CH, J 8.0 Гц), 4.87 д (1H, CH, 
J 8.0 Гц), 5.80 c (1H, =CH), 6.81–7.87 м (4Hаром), 
10.90 уш.с (1Н, ОН). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 19.2 
(С14), 33.9 (С7), 55.8 (С15), 102,6 (С5), 103.0 (С3), 
126.1, 126.8, 127.1, 128.5, 128.9, 139.2 (Саром), 136.0 
(С6), 159.8 (С4), 166.7 (С2). Найдено, %: С 64.77; H 
5.61; N 5.11. С14Н15NО4. Вычислено, %: С 64.36; H 
5.79; N 5.36.
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3-[Амино(4-хлорфенил)метил]-4-гидрокси-6-
метил-2Н-пиран-2-он (4с). Синтез проводили по 
методу a с использованием 0.56 г (4 ммоль) аль-
дегида 2c в течение 18 ч. Выход 0.68 г (64%), жел-
тые кристаллы, т.пл. 162–163°С. Спектр ЯМР 1Н 
(CDCl3), δ, м.д: 1.16 c (2H, NH2), 2.18 с (3H, CH3), 
3.98 с (1Н, СН), 4.06 д (1H, CH, J 8.0 Гц), 5.01 д 
(1H, CH, J 8.0 Гц), 6.08 c (1H, =CH), 7.01–8.31 м 
(4Hаром), 11.25 уш.с (1Н, ОН). Спектр ЯМР 13C, 
δ, м.д.: 18.6 (С14), 31.8 (С7), 102,4 (С5), 102.7 (С3), 
126.4, 126.7, 127.3, 128.0, 128.4, 139.8 (Саром), 135.7 
(С6), 158.9 (С4), 167.1 (С2). Найдено, %: С 59.02; H 
4.62; Cl 12.88; N 5.50. С13Н12ClNО3. Вычислено, %: 
С 58.77; H 4.55; Cl 13.24; N 5.27.

3-[Амино(3-нитрофенил)метил]-4-гидрок-
си-6-метил-2Н-пиран-2-он (4d) и 3,3'-[(3-нитро-
фенил)метилен]бис(4-гидрокси-6-метил-2Н-
пиран-2-он) (5d). Синтез проводили по методу a 
с использованием 0.60 г (4 ммоль) альдегида 2d 
в течение 17 ч. По окончании реакции получили 
смесь кристаллов соединений 4d и 5d. Соединение 
4d выделяли перекристаллизацией из этанола. 
Выход 0.44 г (40%), коричневые кристаллы, т.пл. 
164–165°С. Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м.д: 1.67 c 
(2H, NH2), 2.21 с (3H, CH3), 3.95 с (1Н, СН) 5.88 д 
(1H, CH, J 7.0 Гц), 6.12 д (1H, CH, J 7.0 Гц), 6.11 c 
(1H, =CH), 6.92–7.98 м (4Hаром), 11.45 с (1Н, ОН). 
Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 19.5 (С14), 31.5 (С7), 102,9 
(С5), 103.1 (С3), 121.1, 128.8, 134.1, 134.4, 142.6, 
148.0 (Саром), 134.5 (С6), 159.2 (С4), 168.0 (С2). 
Найдено, %: С 56.31; H 4.54; N 10.01. С13Н12N2О5. 
Вычислено, %: С 56.52; H 4.38; N 10.14.

Упариванием маточного раствора выделяли 
соединение 5d. Выход 0.26 г (34%), бесцветные 
кристаллы, т.пл. 222–224°C [6]. Спектр ЯМР 1Н 
(CDCl3), δ, м.д: 2.33 с (6Н, СН3), 5.94 с (1Н, СН), 
6.03 с (2Н, =СН), 6.87–7.31 м (4Наром), 10.97 с (2Н, 
ОН). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 18.7 (С15), 20.0 (С25), 
34.7 (С7), 105.1, 105.3 (С5, C5'), 114.7, 115.2 (С3, 
C3'), 120.7, 128.5, 134.6, 134.9, 143.0, 148.4 (Cаром), 
143.4, 143.7 (С6, C6'), 159.9, 160.2 (С2, C2'), 166.5, 
166.6 (С4, C4'). Найдено, %: С 58.39; H 4.44; N 3.81. 
С19Н17NО8. Вычислено, %: 58.76; H 4.38; N 3.61.

3,3'-(Фенилметилен)бис(4-гидрокси-6-ме-
тил-2Н-пиран-2-он) (5a). Синтез проводили по 
методу b с использованием 0.42 г (4 ммоль, 0.41 мл)
альдегида 2a в течение 120 мин. Выход 0.52 г 

(76%), бесцветные кристаллы, т.пл. 214–215°C [6]. 
Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м.д: 2.29 с (6Н, СН3), 
5.76 с (1Н, СН), 6.06 с (2Н, =СН), 6.97–7.50 м 
(5Наром), 10.73 с (2Н, ОН), 10.93 с (1Н, ОН). Спектр 
ЯМР 13C, δ, м.д.: 17.9 (С15), 18.3 (С25), 34.0 (С7), 
102.4, 103.1 (С5, C5'), 110.2, 110.4 (С3, C3'), 127.4, 
127.8, 128.0, 128.2, 128.6, 139.4 (Cаром), 143.8, 144.2 
(С6, C6'), 160.3, 160.4 (С2, C2'), 166.0, 166.2 (С4, C4'). 
Найдено, %: С 67.33; H 4.58. С19Н16О6. Вычислено, 
%: С 67.05; H 4.84.

3,3'-[(4-Метоксифенил)метилен]бис(4-гид-
рокси-6-метил-2Н-пиран-2-он) (5b). Синтез 
проводили по методу b с использованием 0.54 г
(4 ммоль, 0.49 мл) альдегида 2b в течение 145 мин. 
Выход 0.55 г (74%), бесцветные кристаллы, т.пл. 
205–207°C [6]. Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м.д: 
2.33 с (6Н, СН3), 5.94 с (1Н, СН), 6.03 с (2Н, =СН), 
6.87–7.31 м (4Наром), 10.97 с (2Н, ОН). Спектр 
ЯМР 13C, δ, м.д.: 18.0 (С15), 19.6 (С25), 33.4 (С7), 
105.4, 105.8 (С5, C5'), 111.6, 111.9 (С3, C3'), 127.5, 
128.6, 131.9, 132.0, 139.0, 141.3 (Cаром), 143.9, 
144.0 (С6, C6'), 159.3, 159.6 (С2, C2'), 166.0, 166.2 
(С4, C4'). Найдено, %: С 65.13; H 4.97. С20Н18О7. 
Вычислено, %: С 64.87; H 4.86.

3,3'-[(4-Хлорфенил)метилен]бис(4-гидрокси-
6-метил-2Н-пиран-2-он) (5c). Синтез проводили 
по методу b с использованием 0.56 г (4 ммоль) 
альдегида 2c в течение 170 мин. Выход 0.58 г 
(77%), бесцветные кристаллы, т.пл. 203–204°C [6]. 
Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м.д: 2.21 с (6Н, СН3), 
5.83 с (1Н, СН), 6.01 с (2Н, =СН), 6.84–7.42 м 
(4Наром), 10.68 с (2Н, ОН). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 
18.2 (С15), 19.3 (С25), 34.8 (С7), 103.2, 103.7 (С5, 
C5'), 109.2, 109.8 (С3, C3'), 128.8, 129.6, 132.3, 132.7, 
138.6, 141.1 (Cаром), 144.2, 144.9 (С6, C6'), 159.8, 
160.0 (С2, C2'), 166.3, 166.6 (С4, C4'). Найдено, %: С 
61.03; H 3.89; Сl 9.72. С19Н15 ClО6. Вычислено, %: 
С 60.88; H 4.01; Cl 9.48

2-Гидрокси-7-метил-4-(3-нитрофенил)-4,4a-
дигидро-5H-пирано[4,3-d]пиримидин-5-он (6). 
Синтез проводили по методу b с использованием 
0.60 г (4 ммоль) альдегида 2d в течение 20 мин. 
Выход 0.92 г (76%), оранжевые кристаллы, т.пл. 
147–148°С. Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м.д: 2.25 
c (3H, CH3), 4.90 д (1Н, CH, J 16.0 Гц), 5.98 д (1Н, 
CH, J 16.0 Гц), 6.29 c (1H, =CH), 11.93 уш.с (1Н, 
OH). Спектр ЯМР 13C, δ, м.д.: 18.7 (С9), 32.4 (С4), 
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37.1 (С4а), 104.5 (С8), 121.1, 128.6, 134.2, 134.7, 
142.5, 148.0 (Саром), 136.4 (С7), 149.3 (С1а), 150.1 
(С2), 165.2 (С5). Найдено, %: С 56.03; Н 3.76; N 
13.63. С14H11N3O5. Вычислено, %: С 55.82; H 3.68; 
N 13.95.

ЗАКЛЮЧЕНИЕ

Таким образом, вне зависимости от характера 
заместителя в альдегидной компоненте наибо-
лее предпочтительный для исследуемых субстра-
тов – механизм превращения, предполагающий 
первоначальную конденсацию метиленовой и кар-
бонильной компонент и последующее взаимодей-
ствие продуктов с азакомпонентой, при этом не 
исключен альтернативный путь через основание 
Шиффа и его взаимодействие с 1,3-дикетоном. Это 
говорит о многовариантности изученного мульти-
компонентного превращения.
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The features of the interaction of 4-hydroxy-6-methyl-2H-pyran-2-one with aromatic aldehydes and urea in 
the one-pot mode of the classical mode, as well as using thermal and microwave activation of The Biginelli 
reaction variants, were studied. Depending on the conditions of single-reactory processes, previously unknown 
3-[amino(aryl)methyl]-4-hydroxy-6-methyl-2H-pyran-2-one, arylmethylenebis-4-hydroxy-6-methyl-2H-pyran-
2-one, hybrid system – 2-hydroxy-7-methyl-4-(3-nitrophenyl)-4,4a-dihydro-5H-pyrano[4,3-d]pyrimidine-5-one 
in the case of transformation with aryl aldehyde containing an electron-acceptor substitute.

Keywords: three-component condensation, thermal and microwave activation, 4-hydroxy-6-methyl-2H-pyran-2-
one, aromatic aldehydes, urea, 3-[amino(aryl)-methyl]-4-hydroxy-6-methyl-2H-pyran-2-one, arylmethylenebis-
4-hydroxy-6-methyl-2H-pyran-2-one, 2-hydroxy-7-methyl-4-(3-nitrophenyl)-4,4a-dihydro-5H-pyrano[4,3-d]-
pyrimidine-5-one, NMR spectra


