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В статье проанализированы условия синтеза спироциклопропаниндо-
линонов на основе взаимодействия этил-3-бром-3-нитроакрилата и 
1,3-дигидро-2H-индол-2-онов. Строение полученных продуктов уста-
новлено на основании данных спектроскопии ИК, ЯМР 1H, 13С. Пока-
зано, что этил-3-нитро-2'-оксо-1',2'-дигидроспиро[циклопропан-1,3'-
индол]-2-карбоксилаты могут быть получены в виде смеси двух диасте-
реомеров в результате взаимодействия этил-3-бром-3-нитроакрилата и 
1,3-дигидро-2H-индол-2-онов при использовании Et3N в качестве основания.

Gem-Halogenonitroalkene, 1,3-dihydro-2H-indol-2-one, spirocyclopro-
panindolinone, cyclopropanation, 1H-1H NOESY.
The conditions for the synthesis of spirocyclopropanindolinones based on 
the interaction of ethyl-3-bromo-3-nitroacrylate and 1,3-dihydro-2H-indol-
2-ones have been analyzed in this article. The structure of the obtained prod-
ucts was established on the basis of IR, 1H, 13C NMR spectroscopy data. It 
is shown that ethyl-3-nitro-2’-oxo-1’,2’-dihydrospiro[cyclopropane-1,3’-
indol]-2-carboxylates can be prepared as a mixture of two diastereomers 
from the interaction between ethyl-3-bromo-3-nitroacrylate and 1,3-dihydro-
2H-indol-2-ones using Et3N as a base.

Оксиндольный скелет является часто встречающимся зве-
ном во многих органических молекулах, представляю-

щих интерес с практической точки зрения [1]. Введение                  
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заместителя в третье положение 1,3-дигидро-2H-индол-2-она 
является ключевой стратегией их дериватизации в медицин-
ской химии [2]. Спироциклопропаниндолиноны и их про-
изводные проявляют широкий ряд биологических свойств, 
в частности, вызывают агрегацию тромбоцитов [3], облада-
ют инотропной [4], противоопухолевой [5], противовоспали-
тельной и обезболивающей активностью [6], а также являют-
ся агонистами β3-адренергических рецепторов [7].

Алкил-3-бром-3-нитроакрилаты [8] являются предста-
вителями высоко реакционноспособных β-функционали-
зированных гем-галогеннитроалкенов. Их синтетический 
потенциал в реакциях с широким рядом нуклеофильных ре-
агентов позволяет получать разнообразные алифатические, 
карбо- и гетероциклические структуры [9].

Таким образом, цель настоящего исследования – изу-
чение условий синтеза спироциклопропаниндолинонов на 
основе взаимодействия этил-3-бром-3-нитроакрилата и 
1,3-дигидро-2H-индол-2-онов.

Осуществление реакции этил-3-бром-3-нитроакри-
лата (1) с 1,3-дигидро-2H-индол-2-оном (2) и его 
N-ацилзамещенным аналогом (3) в присутствии Et3N в 
безводном MeOH при -17°C позволило получить этил-3-
нитро-2′-оксо-1′,2′-дигидроспиро[циклопропан-1,3′-индол]-
2-карбоксилаты (4,5а,б) с выходом 21-38% (соотношение                 
а : б = 3 : 1, судя по спектрам ЯМР 1Н) (схема). Выделенные 
продукты представляют собой вязкие светло-желтые масла.

Схема. Взаимодействие этил-3-бром-3-нитроакрилата 
и 1,3-дигидро-2H-индол-2-онов
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С целью повышения выхода продукта реакции было 
изучено влияние различных оснований в реакции цикло-
пропанирования. Так, использование в качестве основания 
MeONa привело к образованию продукта присоединения 
MeOH – этил-2-метокси-3-нитропропаноата в виде смеси 
двух диастереомеров с выходом 38%. Применение 1,8-ди-
азабицикло[5.4.0]ундец-7-ена или неорганических основа-
ний (Cs2CO3, AcOK) не привело к образованию спироци-
клопропаниндолинонов, и из реакционной массы был вы-
делен исходный 1,3-дигидро-2H-индол-2-он. В свою оче-
редь, проведение реакции в присутствии Et3N в безводном 
MeOH при комнатной температуре позволило увеличить 
выход целевых этил-3-нитроспироциклопропаниндолинон-
2-карбоксилатов (4а,б) до 41%, при этом соотношение диа-
стереомеров не изменилось.

Строение полученных продуктов установлено на осно-
вании данных спектроскопии ИК, ЯМР 1H, 13С с привлече-
нием гомо- (1H-1H NOESY) и гетероядерных (1H-13С HMQC 
и HMBC) экспериментов. Наблюдаемая в спектрах ЯМР 1Н
соединений 4,5а,б константа спин-спинового взаимодей-
ствия метиновых протонов циклопропанового кольца                
(3J H2H3 = 6.1-6.3 гц) свидетельствует об их трансоидном рас-
положении, что согласуется с литературными данными [6].
В свою очередь, результаты 1Н-1Н NOESY эксперимента 
смеси изомеров 4а, б, полученные с варьируемым значе-
нием mix. time (t 0.5, 1, 1.5, 2 сек), демонстрируют корре-
ляции NOE протонов C2H/С4'H для изомера 4а и C3H/С4'H 
для изомера 4б.

Таким образом, нами показано, что этил-3-нитро-
2'-оксо-1',2'-дигидроспиро[циклопропан-1,3'-индол]-2-
карбоксилаты могут быть получены в виде смеси двух ди-
астереомеров в результате взаимодействия этил-3-бром-3-
нитроакрилата и 1,3-дигидро-2H-индол-2-онов при исполь-
зовании Et3N в качестве основания.
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