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Ксантены и их производные являются важным классом гетероциклических сое-
динений, перспективных для использования в медицинской химии, поскольку обладают 
широким спектром фармакологической активности: антибактериальной, фунгицидной, 
противоопухолевой и противовоспалительной, а хинолиновый фрагмент является клю-
чевым строительным блоком при получении фармацевтических субстанций, также об-
ладающих антибактериальной, противоопухолевой, антиоксидантной и противовирус-
ной активноcтью. В статье представлены результаты синтеза цинхофенсодержащих 
кетоспиртов (полупродуктов для дальнейших химических превращений) и производных 
ксантенов с использованием в качестве катализатора сульфокатионита ФИБАН К-1. 
Комбинация в одной молекуле различных фармакофорных фрагментов может привести 
к синергизму их свойств, способствовать появлению новых видов биологической актив-
ности. Синтезированные производные ксантена являются перспективными объектами 
для использования в медицинской химии, а применение гетерогенного катализатора де-
лает экспериментальную процедуру их получения простой и экологически чистой, по-
скольку его можно легко удалить из реакционной смеси и регенерировать. Приведены 
физико-химические константы, описаны спектры полученных соединений. Было уста-
новлено, что цинхофенсодержащие кетоспирты с выходом 66–91% образуются при кон-
денсации только мета- и пара-замещенных бензальдегидов, а в случае орто-замещенных 
бензальдегидов происходит алкоголиз сложноэфирных групп. Для препаративного замы-
кания кетоспиртов в ксантены с выходом 78–88% пришлось использовать кипячение в 
о-ксилоле с отгонкой образовавшейся воды с использованием ловушки Дина-Старка в 
присутствии в качестве катализатора сульфокатионита ФИБАН К-1. Наиболее много-
обещающей представляется комбинация в одной молекуле ковалентно связанных фар-
макофорных фрагментов димедона, цинхофена и природного альдегидофенола ванилина.

Ключевые слова: цинхофен, кетоспирты, ксантены, катализ, сульфокатио-
нит, сложные эфиры, физико-химические константы, спектры.

ВВЕДЕНИЕ

Ксантены и их производные являют-
ся важным классом кислородсодержащих 
гетероциклических соединений, перспек-
тивных для использования в медицинской 
химии, поскольку обладают широким 
спектром фармакологической активности. 
Среди них обнаружены соединения с ан-
тибактериальными, противогрибковыми, 
противоопухолевыми, противовоспали-
тельными свойствами [1, 2]. Кроме того, 
они могут использоваться в качестве краси-
телей, агентов фотодинамической терапии 

или рН-чувствительных флуоресцентных 
материалов для визуализации биомолекул 
[3, 4]. Хинолиновый каркас также является 
ключевым строительным блоком в синте-
зе препаратов различного назначения. Так, 
производные хинолин-4-карбоновой кис-
лоты интенсивно изучаются для создания 
лекарственных средств, обладающих анти-
бактериальной [5], противоопухолевой [6], 
антиоксидантной [7], противовирусной [8] 
активноcтью. Известно, что цинхофен (ато-
фан или 2-фенилхинолин-4-карбоновая 
кислота) проявляет жаропонижающее, 
анальгезирующее и противоподагриче-
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ское действие, однако в настоящее время 
не используется в качестве лекарственного 
средства из-за токсичности по отношению 
к почкам и печени. Тем не менее, цинхо-
фен может служить доступным и удобным 
сырьем для дальнейших химических мо-
дификаций и превращений различных ги-
дрокси- и аминосодержащих субстратов, 
что в ряде случаев позволяет решить про-
блему токсичности соединений и снизить 
выраженность побочных эффектов.

Цель данной работы состояла в полу-
чении новых цинхофенсодержащих кето-
спиртов (полупродуктов для дальнейших 
химических превращений) (1–12) и ксан-
тенов (13–16) с использованием в качестве 
катализатора доступного сульфокатионита 
ФИБАН К-1, разработанного и производи-
мого в ИФОХ НАН Беларуси. Комбинация 
в одной молекуле различных фармакофор-
ных фрагментов может привести к синер-
гизму их свойств, способствовать появле-
нию новых видов биологической актив-
ности и других полезных свойств, а эко-
номические и экологические соображения 
стимулируют применение гетерогенных 
катализаторов, поскольку их легко удалять 

из реакционной смеси и регенерировать, 
что делает экспериментальную процедуру 
простой и экологически чистой.

МАТЕРИАЛЫ И МЕТОДЫ

Использованные спектрометры для за-
писи ИК-, ЯМР- и масс-спектров (их марки 
и спецификации), оборудование для прове-
дения микроанализа, спецификация по ка-
тализатору ФИБАН К-1 подробно описаны 
в работе [9]. Далее приведены общие мето-
дики синтеза цинхофенсодержащих кето-
спиртов (3−12) – полупродуктов для даль-
нейшего замыкания ксантенового цикла –  
с целью получения цинхофенсодержащих 
ксантенов (13−16) (рисунок 1а), а также 
физико-химические характеристики и спек-
тральные данные полученных соединений.

Соединения 1−12 (общая методика). 
Смесь 2 ммоль замещенного цинхофено-
вого бензальдегида и 4 ммоль 1,3-цикло-
гександиона или димедона, 2 капли триэ-
тиламина и 50 мл метанола кипятили 1 ч, 
затем раствор охлаждали до 0–5 °С. Про-
дукт отфильтровывали через стеклянный 
пористый фильтр, промывали холодным 

Рисунок 1. – Схема синтеза кетоспиртов 1–12 и ксантенов 13–16
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метанолом, сушили на воздухе до постоян-
ной массы. 

3-(2,6-Диоксоциклогексил)(2-гид-
рокси-6-оксоциклогекс-1-ен-1-ил)ме-
тилфенил 2-фенилхинолин-4-карбокси-
лат 3. Выход 80%, т. пл. 141–142°С. ИК 
спектр, ν, см-1: 3405, 3278 (OH), 3059 
(C–Наром), 2939, 2876 (С-Налиф), 1742, 1723 
(C=Oэф), 1658, 1628, 1609, 1586, 1548, 1491, 
1445 (HO–С=С–С=О, С–Саром), 1374, 1342, 
1216, 1186, 1141 (С–Оэф). Найдено, %:  
С 75,46; Н 5,28; N 2,19. Масс-спектр, m/z  
(Iотн, %): 541 (100) [M–H2O]+. C35H29NO6. 
Вычислено, %: С 75,12; Н 5,22; N 2,50.  
M 559,20.

3-(4,4-Диметил-2,6-диоксоцикло-
гексил)(2-гидрокси-4,4-диметил-6-
оксоциклогекс-1-ен-1-ил)метилфенил 
2-фенилхинолин-4-карбоксилат 4. Выход 
82%, т. пл. 217–218°С. ИК спектр, ν, см-1: 3450 
(OH), 3100, 3070 (С–Наром), 2961, 2927, 2888, 
2868 (C–Hалиф), 1743 (C=Oэф), 1597, 1580, 1551, 
1444, 1419 (HO–С=С–С=О, С–Саром), 1374, 
1360, 1241, 1185, 1150, 1128 (С–Оэф). Найдено, 
%: С 76,49; Н 6,08; N 2,06. Масс-спектр, m/z 
(Iотн, %): 597 (100) [M–H2O]+. C39H37NO6. Вы-
числено, %: С 76,08; Н 6,06; N 2,27. M 615,26.

4-(2,6-Диоксоциклогексил)(2-гид-
рокси-6-оксоциклогекс-1-ен-1-ил)ме-
тилфенил 2-фенилхинолин-4-карбокси-
лат 5. Выход 88%, т. пл. 142–143°С. ИК 
спектр, ν, см-1: 3417 (OH), 3060 (С–Наром),  
2940, 2871 (C–Hалиф), 1723 (C=Oэф), 
1655, 1621, 1591, 1504 (HO–С=С–С=О, 
С–Саром), 1374, 1346, 1232, 1185, 1128, 
1031 (С–Оэф). Найдено, %: С 75,40;  
Н 5,31; N 2,16. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
541 (100) [M–H2O]+. C35H29NO6. Вычисле-
но, %: С 75,12; Н 5,22; N 2,50. M 559,20.

4-(4,4-Диметил-2,6-диоксоцикло-
гексил)(2-гидрокси-4,4-диметил-6-
оксоциклогекс-1-ен-1-ил)метилфенил 
2-фенилхинолин-4-карбоксилат 6. Выход 
87%, т. пл. 218–219°С. ИК спектр, ν, см-1: 3440 
(OH), 3063 (С–Наром), 2969, 2956, 2929, 2871 
(C–Hалиф), 1734 (C=Oэф), 1591, 1551, 1502, 1449 
(HO–С=С–С=О, С–Саром), 1372, 1345, 1248, 
1203, 1182, 1166, 1148, 1130 (С–Оэф). Найде-
но, %: С 76,43; Н 6,14; N 1,99. Масс-спектр,  
m/z (Iотн, %): 597 (100) [M–H2O]+. C39H37NO6. 
Вычислено, %: С 76,08; Н 6,06; N 2,27.  
M 615,26.

4-(2,6-Диоксоциклогексил)(2-гид- 
рокси-6-оксоциклогекс-1-ен-1-ил) 
метил-2-метоксифенил 2-фенилхино-
лин-4-карбоксилат 7. Выход 82%, т. пл. 

153–154°С. ИК спектр, ν, см-1: 3387 (OH), 
3090 (С–Наром), 2940, 2870, 2830 (C–Hалиф), 
1746, 1724 (C=Oэф), 1656, 1609, 1591, 1547, 
1507, 1420 (HO–С=С–С=О, С–Саром), 1375, 
1346, 1282, 1230, 1183, 1126, 1031 (С–Оэф). 
Найдено, %: С 73,49; Н 5,47; N 1,96. Масс-
спектр, m/z (Iотн, %): 571 (100) [M–H2O]+. 
C36H31NO7. Вычислено, %: С 73,33; Н 5,30; 
N 2,38. M 589,64.

4-(4,4-Диметил-2,6-диоксоцикло-
гексил)(2-гидрокси-4,4-диметил-6-
оксоциклогекс-1-ен-1-ил)метил-2-
метоксифенил 2-фенилхинолин-4-карбо- 
ксилат 8. Выход 89%, т. пл. 131–132°С. 
ИК спектр, ν, см-1: 3420 (OH), 3062  
(С–Наром), 2957, 2869, 2837 (С–Hалиф), 1747 
(C=Oэф), 1594, 1549, 1508, 1463, 1410  
(HO–С=С–С=О, С–Саром), 1260, 1240, 1201, 
1182, 1147, 1127 (С–Oэф). Спектр ЯМР 1Н 
(500 МГц, CDCl3), δ, м. д.: 1,13 с (6Н, 2CH3), 
1,26 c (6H, 2CH3), 2.29–2,55 м (8H, 4CH2), 3,78 с  
(3Н, OMe), 5,60 с (1H, CH), 6,79 д (1НAr,  
J 8,1 Гц), 6,84–6,89 м (1НAr), 7,16 д (1НAr, J 8,2 
Гц), 7,47–7,52 м (1НAr), 7,53–7,58 м (2НAr), 
7,61–7,67 м (1НAr), 7,76–7,83 м (1НAr), 8,21–
8,29 м (3НAr), 8,64 с (1НAr), 8,86 д (1НAr, J 8,4 
Гц), 12,07 уш. с (1H, OH). Спектр ЯМР 13C  
(125 МГц, CDCl3), δ, м.д.: 27,25 (2СH3), 
30,01 (2СH3), 32,95 (CH), 46,57 (2CH2), 47,26 
(2CH2), 55,91 (OCH3), 111,74 (1CHAr), 119,40 
(1CHAr), 121,12 (1CHAr), 122,47 (1CHAr), 
125,75 (1CHAr), 127,68 (2CHAr), 128,10 
(1CHAr), 129,13 (2CHAr), 129,92 (1CHAr), 
130,14 (1CHAr), 130,47 (1CHAr), 31,42, 115,66, 
124,32, 135,24, 137,70, 137,97, 138,93, 
149,46, 150,86, 156,92, 164,62, 189,51 (C=O), 
190,71 (C=O) (13Cчетв). Найдено, %: С 74,68;  
Н 6,25; N 1,90. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
627 (100) [M–H2O]+. C40H39NO7. Вычисле-
но, %: С 74,40; Н 6,09; N 2,17. M 645,75.

4-(2,6-Диоксоциклогексил)(2-гид-
рокси-6-оксоциклогекс-1-ен-1-ил)
метил-2-этоксифенил 2-фенилхинолин-
4-карбоксилат 9. Выход 80%, т. пл. 177–
178°С. ИК спектр, ν, см-1: 3384 (OH), 3065 
(С–Наром), 2960, 2923, 2895 (С–Hалиф), 1737, 
1721 (C=Oэф), 1658, 1627, 1605, 1592, 1548, 
1504, 1426 (HO–С=С–С=О, С–Саром), 1369, 
1267, 1186, 1032 (С–Oэф). Найдено, %:  
С 73,86; Н 5,62; N 2,02. Масс-спектр, m/z 
(Iотн, %): 585 (100) [M–H2O]+. C37H33NO7. 
Вычислено, %: С 73,62; Н 5,51; N 2,32.  
M 603,67.

4 - ( 4 , 4 - Д и м е т и л - 2 , 6 - д и о к с о -
циклогексил)(2-гидрокси-4,4-диметил-
6-оксоциклогекс-1-ен-1-ил)метил-2-
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этоксифенил 2-фенилхинолин-4-карбо-
ксилат 10. Выход 75%, т. пл. 186–187°С. ИК 
спектр, ν, см-1: 3440 (OH), 3059 (С–Наром),  
2961, 2929, 2870 (С–Hалиф), 1740, 1732 
(C=Oэф), 1592, 1507, 1419 (HO–С=С–С=О, 
С–Саром), 1371, 1249, 1240, 1214, 1146  
(С–Oэф). Найдено, %: С 74,99; Н 6,35;  
N 1,87. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 641 
(100) [M–H2O]+. C41H41NO7. Вычислено, %:  
С 74,64; Н 6.26; N 2,12. M 659,78.

5-(2,6-Диоксоциклогексил)(2-гид- 
рокси-6-оксоциклогекс-1-ен-1-ил) 
метил-2-метоксифенил 2-фенилхино-
лин-4-карбоксилат 11. Выход 66%, т. пл. 
142–143°С. ИК спектр, ν, см-1: 3405 (OH), 
3061 (С–Hаром), 2941, 2892, 2842 (С–Hалиф), 
1744, 1724 (C=Oэф), 1656, 1612, 1591, 1548, 
1509, 1445 (HO–С=С–С=О, С–Саром), 1375, 
1339, 1286, 1231, 1126, 1103 (С–Oэф). Най-
дено, %: С 73,56; Н 5,42; N 1,99. Масс-
спектр, m/z (Iотн, %): 571 (100) [M–H2O]+. 
C36H31NO7. Вычислено, %: С 73,33; Н 5,30; 
N 2,38. M 589,64.

5 - ( 4 , 4 - Д и м е т и л - 2 , 6 - д и о к с о -
циклогексил)(2-гидрокси-4,4-диметил-
6-оксоциклогекс-1-ен-1-ил)метил-2-
метоксифенил 2-фенилхинолин-4-кар-
боксилат 12. Выход 91%, т. пл. 235–
236°С. ИК спектр, ν, см-1: 3424 (OH), 3070  
(С–Hаром), 2962, 2931 (С–Hалиф), 1749 
(C=Oэф), 1595, 1511, 1420 (HO–С=С–С=О, 
С–Саром), 1371, 1259, 1179, 1143, 1128 (С–
Oэф). Найдено, %: С 74,73; Н 6,18; N 1,83. 
Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 627 (100) [M–
H2O]+. C40H39NO7. Вычислено, %: С 74,40; 
Н 6,09; N 2,17. M 645,75.

1,8-Диоксооктагидро-1Н-ксантены 
(13−16) (общая методика). В колбу, снаб-
женную насадкой Дина-Старка и обрат-
ным холодильником, помещали 1.5 моль 
соединения (4, 6, 8, 10), 0,3 г сульфокатио-
нита ФИБАН К-1 и 50 мл о-ксилола. Смесь 
кипятили 16–18 ч, сульфокатионит от-
фильтровывали, используя стеклянный по-
ристый фильтр Шотта, растворитель уда-
ляли в вакууме. Целевые продукты (13−16) 
очищали колоночной хроматографией на 
силикагеле 100–160 мкм (элюент – бензол-
эфир 10:1) и последующей низкотемпера-
турной кристаллизацией из метанола.

3-(3,3,6,6-Тетраметил-1,8-диоксо-
2,3,4,5,6,7,8,9-октагидро-1Н-ксантен-9-ил)
фенил 2-фенилхинолин-4-карбоксилат 13. 
Выход 78%, т. пл. 163–164°С. ИК спектр, ν, 
см-1: 3060, 3030 (С–Hаром), 2957, 2927, 2868 
(С–Hалиф), 1743 (C=Oэф), 1596, 1550, 1444, 

1420 (HO–С=С–С=О, С–Саром), 1374, 1340, 
1240, 1185, 1149, 1127 (С–Oэф). Найдено, %: 
С 78,75; Н 6,00; N 2,04. Масс-спектр, m/z  
(Iотн, %): 597 (100) [M]+. C39H35NO5. Вычисле-
но, %: С 78,37; Н 5,90; N 2,34. M 597,71.

4-(3,3,6,6-Тетраметил-1,8-диоксо-
2,3,4,5,6,7,8,9-октагидро-1Н-ксантен-9-ил)
фенил 2-фенилхинолин-4-карбоксилат 14. 
Выход 86%, т. пл. 203–204°С. ИК спектр, ν, 
см-1: 3062, 3029 (С–Hаром), 2957, 2931, 2870 
(С–Hалиф), 1748 (C=Oэф), 1662, 1626, 1592, 1504 
(HO–С=С–С=О, С–Саром), 1359, 1341, 1240, 
1233, 1197, 1180, 1163, 1127 (С–Oэф). Найдено, 
%: С 78,79; Н 6,03; N 2,08. Масс-спектр, m/z 
(Iотн, %): 597 (100) [M]+. C39H35NO5. Вычисле-
но, %: С 78,37; Н 5,90; N 2,34. M 597,71.

2-Метокси-4-(3,3,6,6-тетраметил-
1,8-диоксо-2,3,4,5,6,7,8,9-октагидро-1Н-
ксантен-9-ил)фенил 2-фенилхинолин-
4-карбоксилат 15. Выход 84%, т. пл. 
158–160°С. ИК спектр, ν, см-1: 3080, 3061  
(С–Hаром), 2928, 2868 (С–Hалиф), 1750 
(C=Oэф), 1670, 1589, 1548, 1507, 1407 (HO–
С=С–С=О, С–Саром), 1375, 1275, 1199, 1174, 
1122 (С–Oэф), Спектр ЯМР 1Н (500 МГц, 
CDCl3), δ, м, д,: 1,04 с (6H, 2CH3), 1,12 с 
(6H, 2CH3), 2,20–2,31 м (4H, 2CH2), 2,43–
2,53 м (4H, 2CH2), 3,89 с (3H, OCH3), 4,82 с 
(1H, CH), 6,82 дд (1HAr, J 8,2, 1,7 Гц), 7,09 д 
(1HAr, J 8,1 Гц), 7,19 д (1HAr, J 1,5 Гц), 7,45–
7,50 м (1HAr), 7,51–7,58 м (2HAr), 7,60–7,66 
м (1HAr), 7,75–7,81 м (1HAr), 8,20–8,23 м 
(2HAr), 8,23–8,27 м (1HAr), 8,60 с (1HAr), 
8,84 д (1HAr, J 8,5 Гц), Спектр ЯМР 13С 
(125 МГц, CDCl3), δC, м, д,: 27,56 (2CH3), 
29,40 (2CH3), 31,81 (CH), 41,01 (2CH2), 
50,87 (2CH2), 56,11 (OCH3), 114,00 (1CHAr), 
119,92 (1CHAr), 121,10 (1CHAr), 122,29 
(1CHAr), 125,74 (1CHAr), 127,65 (2CHAr), 
128,06 (1CHAr), 129,10 (2CHAr), 129,89 
(1CHAr), 130,13 (1CHAr), 130,38 (1CHAr), 
32,38, 115,55, 124,28, 135,35, 138,09, 
143,69, 149,40, 150,58, 156,90, 162,69, 
164,56, 196,61 (13 Cчетв). Найдено, %:  
С 76,70; Н 6,01; N 2,03, Масс-спектр, m/z 
(Iотн, %): 627 (100) [M]+, C40H37NO6, Вычис-
лено, %: С 76,54; Н 5,94; N 2,23, M 627,74.

2-Этокси-4-(3,3,6,6-тетраметил-1,8-
диоксо-2,3,4,5,6,7,8,9-октагидро-1Н-
ксантен-9-ил)фенил 2-фенилхинолин-4-
карбоксилат 16. Выход 88%, т. пл. 157–
159°С. ИК спектр, ν, см-1: 3060 (С–Hаром), 
2961, 2928, 2883 (С–Hалиф), 1733 (C=Oэф), 
1592, 1585, 1548, 1506, 1418 (HO–С=С–
С=О, С–Саром), 1371, 1246, 1214, 1145, 
1125 (С–Oэф). Найдено, %: С 76,97; Н 6,24; 
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N 2,06. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 641 (100) 
[M]+. C41H39NO6. Вычислено, %: С 76,73;  
Н 6,13; N 2,18. M 641,76.

РЕЗУЛЬТАТЫ И ОБСУЖДЕНИЕ

Посредством каскадной реакции Кнё-
венагеля-Михаэля сложных эфиров цинхо-
фена (2-фенилхинолин-4-карбоновой кис-
лоты) с 1,3 циклодикетонами в метаноле 
в присутствии каталитических количеств 
триэтиламина при температуре кипения 
растворителя и последующим замыканием 
цикла последних с использованием суль-
фокатионита ФИБАН К-1 получены цин-
хофенсодержащие ксантены 13–16 и их 
полупродукты 3–12. Схема реакции при-
ведена на рисунке 1.

Процесс конденсации (сложных эфи-
ров 2-фенилхинолин-4-карбоновой кис-
лоты с замещенными гидроксибензальде-
гидами) и 1,3-циклогександионами (рису-
нок 1а) позволил получить только лишь 
целевые соединения (3–12). Было установ-
лено, что вместо целевых продуктов (цин-
хофенсодержащих сложных эфиров 1 и 2) в 
процессе конденсации цинхофеновых про-
изводных салицилового альдегида  проис-
ходит алкоголиз сложноэфирной группы с 
образованием метилового эфира цинхофе-
на (17) и 9-(2-гидроксифенил)-3,4,5,6,7,9-
гексагидро-1Н-ксантен-1,8(2Н)-диона 
(18) или 9-(2-гидроксифенил)-3,3,6,6-
тетраметил-3,4,5,6,7,9-гексагидро-1Н-
ксантен-1,8(2Н)-диона (19), что обуслов-
лено пространственной затрудненностью 
расположения объемных заместителей в 
орто-положении друг к другу (рисунок 
1б). В случае пара- и мета-расположе-
ния сложноэфирных групп относительно 
альдегидной, их алкоголиза у соединений 
(3–12) не происходит.

На примере соединений (4, 6, 8, 10) 
выполнена их циклизация непосредствен-
но в цинхофенсодержащие ксантены (13–
16). Следует отметить, что в отличие от 
полученных нами ранее 1,2-азольных и 
пиридиновых производных кетоспиртов 
[9], циклизация которых легко протекала в 
кипящем бензоле, здесь в препаративном 
отношении требовались значительно боль-
шие усилия (длительное кипячение в орто-
ксилоле при температуре 144оС). Причем, 
часто циклизация происходит самопроиз-
вольно при электронном ударе в условиях 
записи масс-спектров. Можно предполо-

жить, что аналогичный процесс также бу-
дет происходить и при действии фермен-
тов (например, енолазы или эстеразы). 

Состав и строение синтезированных 
соединений (1–19), как целевых – перспек-
тивных для проведения их дальнейшего 
биотестирования (3–16), так и образовав-
шихся в результате алкоголиза сложноэ-
фирной связи (17–19), были подтверждены 
на основании современных методов физи-
ко-химических исследований. В спектрах 
ЯМР 1H кетоспирта 8 протон группы С=C–
OH проявляется в виде синглета при 12,07 
м. д., а в спектрах 1,8-диоксооктагидрок-
сантена 15 исчезает, при этом происходит 
смещение сигналов протона CH сильное 
поле на 0,78 м. д.

ЗАКЛЮЧЕНИЕ

Использование фармацевтических суб-
станций, хорошо зарекомендовавших себя 
в прошлом, и соответственно, прошедших 
все необходимые клинические испытания, 
но в настоящее время устаревших и не ис-
пользуемых в современной клинической 
практике, может служить перспективным 
методом создания новых лекарственных 
средств. Было установлено, что цинхофен-
содержащие кетоспирты с выходом 66–
91% образуются при конденсации мета- 
и пара-замещенных бензальдегидов, а в 
случае орто-замещенных бензальдегидов 
происходит алкоголиз сложноэфирных 
групп. Для препаративного замыкания ке-
тоспиртов в ксантены с выходом 78–88% 
необходимо использовать кипячение в 
о-ксилоле с отгонкой образовавшейся воды 
с использованием ловушки Дина-Старка в 
присутствии в качестве катализатора суль-
фокатионита ФИБАН К-1. 

Наиболее многообещающей представ-
ляется комбинация в одной молекуле кова-
лентно связанных фармакофорных фраг-
ментов димедона, цинхофена и природно-
го альдегидофенола ванилина (соединения 
8 и 15) [10, 11]. 

SUMMARY

E. A. Dikusar, E. A. Akishina, S. G. Stepin, 
A. P. Polikarpov, V. I. Potkin

CATALYTIC SYNTHESIS OF CINCHO-
PHEN-CONTAINING XANTHENES
Xanthenes and their derivatives are an 

important class of heterocyclic compounds 
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promising for application in medical chem-
istry since they have a wide range of phar-
macological activity: antibacterial, fungicid-
al, antitumor and antiinflammatory and the 
quinoline fragment is a key building block in 
the production of pharmaceutical substances 
also having antibacterial, antitumor, antioxi-
dant and antiviral activity. The synthesis re-
sults of cinchophen containing ketoalcohols 
(semiproducts for further chemical trans-
formations) and xanthene derivatives using 
FIBAN K-1 sulphocationite as a catalyst are 
presented. Combination of different pharma-
cophore fragments in one molecule can lead 
to synergism of their properties, contribute to 
the onset of new types of biological activity. 
Synthesized xanthene derivatives are prom-
ising agents to be used in medical chemis-
try, and a heterogeneous catalyst makes the 
experimental procedure of their preparation 
simple and environmentally friendly since 
it can be easily removed from the reaction 
mixture and regenerated. Physicochemical 
constants are given and spectra of the com-
pounds acquired are described. It was found 
that cinchophencontaining ketospirits with 
66–91% yield are formed by condensation of 
meta- and para-substituted benzaldehydes 
only, and in case of ortho-substituted benz-
aldehydes alcoholization of ester groups oc-
curs. For ketospirits preparatory closure into 
xanthenes with 78–88% yield it was neces-
sary to use boiling in o-xylene with the dis-
tillation of the resulting water using a Dean-
Stark trap in the presence of FIBAN K-1 
sulfocationite as a catalyst. Combination of 
covalently bound pharmacophore fragments 
of dimedone, cinchophen and natural alde-
hydophenol vanillin in one molecule seems 
to be the most promising.

Keywords: cinchophen, ketoalcohols, 
xanthenes, catalysis, sulfocationite, esters, 
physicochemical constants, spectra.
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