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Исследованы различные подходы к синтезу 1,2,4-тризамещенных 5-имидазолонов взаи-

модействием ненасыщенных 5(4Н)-оксазолонов или амидов N-замещенных α,β-дегидроами-

нокислот с такими силилирующими агентами, как триметилхлорсилан и 1,1,1,3,3,3-гексаме-

тилдисилазан. Установленa возможность синтеза целевых 5-имидазо- лонов из ненасышен-

ных 5(4Н)-оксазолонов объединением стадий образования соот-ветствующих амидов и про-

цессов их дегидратаций в “одной колбе”. Изучены также антихолинэстеразные свойства син-

тезированных амидов N-замещенных α,β-дегидроами-нокислот и соответствующих 5-имида-

золонов по отношению как к ацетилхолинэстеразе (АХЭ), так и к бутирилхолинэстеразе (Бу-

ХЭ). Установлено, что исследуемые соединения в основном проявляют специфичность по от-

ношению к БуХЭ. Приведены данные докинг-анализа некоторых 5-имидазолонов с мономера-

ми как АХЭ, так и БуХЭ. 

Рис. 2, табл. 3, библ. ссылок 27. 

 

Известно, что 1,2,4-тризамещенные 5-имидазолоны представляют 

большой интерес в качестве физиологически активных соединений [1-

3]. 

Ранее нами было установлено, что триметилхлорсилан (ТМХС) [4-

6] и 1,1,1,3,3,3-гексаметилдисилазан (ГМДС) [4-10] в качестве реаген-

тов могут быть применены в синтезе 5-имидазолонов. 
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Настоящая работа посвящена изучению различных подходов к син-

тезу 1,2,4-тризамещенных 5-имидазолонов (23-36) реакцией ненасы-

шенных 5(4Н)-оксазолонов 1-6 с амидами N-замещенных α,β-дегидроа-

минокислот 11-22 как с ТМХС, так и с ГМДС. 

Реакции 5(4Н)-оксазолонов с ТМХС осуществляли в присутствии 

триэтиламина в ДМФА в условиях кипячения реакционной смеси (путь 

А), при этом выходы целевых продуктов колеблются в пределах 52-

71%. При дегидратации же амидов N-замещенных α,β-дегидроамино-

кислот 11-22 ГМДС-ом в ДМФА выходы целевых соединений состав-

ляют 62-94% (путь Б2). Отметим, что амиды 11-22 получены взаимо-

действием ненасыщенных 5(4Н)-оксазолонов 1-6 с соответствующими 

аминами 7-10 кипячением в этилацетате (путь Б1). Учитывая большую 

реакционную способность ненасыщенных 5(4Н)-оксазолонов по отно-

шению к аминам, нами исследована возможноть синтеза целевых про-

дуктов проведением стадий Б1 и Б2 в “одной колбе” (путь В). 

 

1,11,23: R=Ar = R1= C6H5; 12,24: R=Ar = C6H5, R
1= C6H4OCH3-4; 13,25: 

R=Ar = C6H5, R1= C6H4Br-4; 14,26: R=Ar = C6H5, R1= C6H4COOH-4; 

15,27: R=Ar = C6H5, R1= C6H4COOC2H5-4; 16,28: R=Ar = C6H5, R1= 

CH2C6H5; 2,17,29: R= R1 = C6H5, Ar= C6H4OCH3-4,; 18,30: R= C6H5, Ar= 

R1= C6H4OCH3-4; 19,31: R= C6H5, Ar= C6H4OCH3-4, R1= C6H4Br-4; 32: 

R= C6H5, Ar= C6H4OCH3-4, R1= CH2C6H5; 3,20,33: R=R1=C6H5, Ar= 

C6H4Br-4; 4,21,34: R= 4-CH3OC6H4, Ar=R1= C6H5; 5,22,35: R= 4-BrC6H4, 

Ar= R1=C6H5; 6,36: R= 3-O2NC6H4, Ar= C6H5, R
1= CH2C6H5. 

 

В связи с этим взаимодействие ненасыщенных 5(4Н)-оксазолонов с 

аминами проводили в ДМФА в условиях кипячения с последующим до-

бавлением ГМДС к реакционной смеси. Зависимость выходов целевых 
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5-имидазолонов 23-36 от путей синтеза А и В и время проведения реак-

ции приведены в табл. 1. Как видно из табл. 1, использование метода В 

приводит к положительным результатам в случае 1,2,4-тризамешенных 

5-имидазолонов. Отметим, что при этом исключается процесс выделе-

ния амидов N-замещенных α,β-дегидроаминокислот, что и повышает 

скорость выделения целевых продуктов (25-75 мин). Этот факт, а также 

сравнительно высокие выходы целевых 5-имидазолонов (58-89%, рас-

четы сделаны исходя из ненасыщенного 5(4Н)-оксазолона) свидетельст-

вуют об эффективности метода В по сравнению с методами А и Б. 

В ЯМР спектрах полученных амидов 11-22 и имидазолонов 23-36 

синглетный сигнал винильного протона проявляется соответственно 

при 7.05- 7.11 и 7.11-7.23 м.д., что свидетельствует о Z-конфигурации 

этих соединений. 

Исследованы антихолинэстеразные свойства синтезированных сое-

динений 11-36 по отношению как к ацетилхолинэстеразе (АХЭ), так и к 

бутирилхолинэстеразе (БуХЭ). Полученные данные приведены в табл. 

2. Согласно этим данным, амиды 11-22 являются слабыми ингибитора-

ми по отношению к обоим ферментам. В этом ряду сравнительно высо-

кую антибутирилхолинэстеразную активность проявляет 4-броманилид 

N-бензоил-α,β-дегидрофенилаланина (13). Отметим, что амид 13 прояв-

ляет слабую специфичность (1.5 раза) по отношению к БуХЭ. 

Как по отношению к АХЭ, так и по отношению к БуХЭ, 1,2,3-три-

замещенные 5-имидазолоны (23-36), по сравнению с соответствующи-

ми амидами 11-22, проявляют высокую антихолинэстеразную актив-

ность. В ряду 5-имидазолонов 1-бензил-2-фенил-4-бензилиден-5-ими-

дазолон (28) и 1-бензил-2-(3-нитрофенил)-4-бензилиден-5-имидазолон 

(36) в концентрации 8x10-5М полностью подавляют активность БуХЭ и 

являются специфичными (около 7 раз) по отношению к этому ферменту. 

Введение метоксигруппы в структуру 2-фенил-4-бензилиден-5-

имидазолона (23) показывает, что сравнительно высокую активность по 

отношению к обоим ферментам проявляет 1,2-дифенил-4-(4-метокси-

бензилиден)-5-имидазолон (29), который в концентрации 810-5М по-

давляет активность АХЭ на 62%, БуХЭ – на 82%. 

В случае бромсодержащих 5-имидазолонов (соединения 25, 33 и 

35), по сравнению с 5-имидазолоном (23) по отношению к АХЭ, увели-

чение активности наблюдается у 1,2-дифенил-4-(4-бромбензилиден)-5-

имидазолона (33), в то время как 1-(4-бромфенил)-2-фенил-4-бензили-

ден-5-имидазолон (25) в концентрации 8x10-5М подавляет активность 

БуХЭ на 72%. 

Для амида 13 и имидазолонов 23-25, 28, 29, 34, 36 нами также опре-

делялись концентрации, ингибирующие холинэстеразы на 50% (IC50) 

(табл. 2). Полученные данные свидетельствуют о том, что (Z)-3-бен-

зоил-5-бензилиден-2-фенил-3,5-дигидро-4Н-имидазол-4-он (28) и (Z)-5-
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(4-метоксибензилиден)-2,3-дифенил-3,5-дигидро-4Н-имидазол-4-он 

(29) проявляют сравнительно высокую активность по отношению как к 

АХЭ, так и к БуХЭ. Отметим, что соединения 28 и 29 проявляют также 

сравнительно высокую специфичность по отношению к БуХЭ. 

Таблица 1 

Зависимость выходов 1,2,4-тризамещенных 5-имидазолонов 

от путей синтеза А и В и время проведения реакции 

Соедине-

ние 

Время реакции, мин Выход продукта, % 

путь А путь 

Б2 

путь В путь А путь 

Б2 

путь В 

23 40 20 40 65 93 84 

24 60 30 – 67 84 – 

25 60 40 40 65 94 89 

26 – 25 – – 91 – 

27 60 25 – 71 83 – 

28 – 15 30 – 80 78 

29 100 45 75 57 89 86 

30 – 150 – – 83 – 

31 – 50 – – 52 – 

32 – – 75 – – 58 

33 40 30 – 52 79 – 

34 120 50 – 64 89 – 

35 40 25 – 64 90 – 

36 – – 25 – – 83 

 

Осуществлен докинг-анализ соединений 23, 24, 29, 34 как с АХЭ, 

так и с БуХЭ. 

Полученные энергетические показатели – средняя энергия Гиббса 

(Gср), комплексообразования конформеров исследуемых соединений 

свидетельствуют о том, что все соединения, кроме имидазолона 24, 

проявляют сравнительно более высокие значения с БуХЭ, чем с АХЭ 

(табл.3). Отметим, что такая картина наблюдается также при сопостав-

лении данных специфичности соединений 23, 24, 29, 34 (табл.2). 

Для определения сродства исследуемых соединений с АХЭ и БуХЭ 

были рассчитаны константы связывания (Kс) с помощью данного урав-

нения: 

 











K
RTG

1
lnexp

 
;
 

RT

G

K
average

exp




 
,
 

где Gaverage – энергия взаимодействия, R – газовая постоянная, T – аб-

солютная температура, Kс – константа связывания [11,12]. 
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Полученные результаты констант связывания приведены в табл.3. 

Таблица 2 

Данные антихолинэстеразных свойств амидов N-замещенных 

α,β-дегидроаминокислот (11-22) и 1,2,3-тризамещенных 

5-имидазолонов (23-36) при концентрации 810-5М 

Соединение Ингибирование 

АХЭ, % 

Ингибирование 

БуХЭ,% 

IC50, nM, 

АХЭ (А) 

IC50, nM, 

БуХЭ (Б) 

A/Б или 

Б/А* 

11 25 5 – – – 

12 9 1 – – – 

13 
48 69 1900±100 1229±31 1.55-

БуХЭ 

14 34 9 – – – 

15 35 8 – – – 

16 5 6 – – – 

17 30 22 – – – 

18 38 14 – – – 

19 19 19 – – – 

20 40 20 – – – 

21 45 2 – – – 

22 2 7 – – – 

23 
34 39 6913±230 6417±20 1.1-Бу-

ХЭ 

24 
29 21 5278±278 6870±203 1.3-

АХЭ 

25 
31 72 3814±110 1593±74 2.4-Бу-

ХЭ 

26 34 4 – – – 

27 25 4 – – – 

28 40 100 565±39 77±2 7-БуХЭ 

29 
62 86 698±71 63±12 11-Бу-

ХЭ 

30 47 35 – – – 

31 38 42 – – – 

32  31 35 – – – 

33 45 30 – – – 

34 
31 43 8070±260 2012±345 4.01-

БуХЭ 

35 10 15 – – – 

36 
50 100 6110±110 926±74 6.6- Бу-

ХЭ 

*специфичность 
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Таблица 3 

Биофизические показатели (Gср. – средняя энергия Гиббса 

(ккал/моль); Kс -константа связывания) взаимодействия 

соединений 23,24,29,34 с активными центрами 

ацетилхолинэстеразы и бутирилхолинэстеразы  

Фермент 
Биофиз. 

данные 

Соединения 

23 24 29 34 

АХЭ 
Gср. -8.67±0.43 -7.84±0.39 -8.1±0.40 -7.28±0.36 

Kс 1.5X10
6
 6.3X10

5
 1.8X10

5
 4.3X10

5
 

БуХЭ 
Gср. -9.2±0.46 -7.78±0.39 -9.12±0.45 -10.14±0.50 

Kс 5.010
6
 4.710

5
 4.410

6
 2.410

7
 

 

Для выявления типов связывания исследуемых соединений с АХЭ 

и БуХЭ был проведен конформационный анализ, результаты которого 

приведены на рис. 1 и 2. 

Необходимо отметить, что комплексообразование носит, в основ-

ном, гидрофобный характер, хотя для АХЭ у соединений 29 и 34 наб-

людаются единичные водородные связи с консервативным аминокис-

лотным остатком Tyr341. Для АХЭ было идентифицировано 4 амино-

кислотных остатка, которые вовлечены в процесс комплексообразова-

ния. Такими являются Tyr341, Trp286, Phe295 и Val294. Все перечис-

ленные аминокислотные остатки входят в состав активного центра 

АХЭ, о чем свидетельствуют также литературные данные [13,14]. 

Полученные результаты конформационного анализа БуХЭ свиде-

тельствуют о том, что, по сравнению с АХЭ, у БуХЭ водородные связи 

не обнаружены (рис.2.). Комплексообразование происходит за счет об-

разования гидрофобных взаимодействий. В процесс взаимодействия 

соединений 23, 24, 29, 34 вовлечены аминокислотные остатки Trp82, 

Tyr332, Leu286. 
Известно, что Trp82 является одним из ключевых остатков, обра-

зующих “холинсвязывающую часть” каталитического центра сайта свя-

зывания для БуХЭ. Tyr332 находится в периферийной зоне “горлови-

ны” активного центра. Он образует с другими аминокислотными остат-

ками “периферийную анионную часть” и вовлечен в процесс идентифи-

кации нативного лиганда. Leu286 является одним из остатков “ацилсвя-

зывающей части” каталитического центра БуХЭ [15-17]. 

Таким образом, согласно результатам докинг-анализа, все четыре 

соединения взаимодействуют с активным центром нативного лиганда 

мономеров АХЭ и БуХЭ. 
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Рис. 1. Визуализация взаимодействия аминокислотных остатков сайта связывания АХЭ 
с исследуемыми соединениями 23, 24, 29, 34: серые пунктиры – гидрофобные взаимо- 

действия, черные – водородные (в таблице серым обозначены аминокислотные остатки, 
вовлеченные в процесс комплексообразования). 



 

 
166 

 
Рис.2. Визуализация взаимодействия аминокислотных остатков сайта связывания БуХЭ 

с исследуемыми соединениями 23, 24, 29, 34: серые пунктиры – гидрофобные взаимо-
действия (в таблице серым обозначены аминокислотные остатки, вовлеченные в про-

цесс комплексообразования). 

 

Кандидаты 29 и 34 проявляют высокое сродство при комплексооб-

разовании с БуХЭ. Результаты конформационного анализа свидетельст-

вуют о том, что аминокислотные остатки, вовлеченные в процесс комп-

лексообразования, имеют критические значения при взаимодейстии с 

нативным лигандом. 
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Экспериментальная часть 

ИК-спектры соединений зарегистрированы на спектрометре 

“Nicolet Avatar 330” в вазелиновом масле. Спектры ЯМР 1Н получены 

на приборе Varian “Mercury 300” с рабочей частотой 300 МГц в раство-

ре ДМСО-d6. Химические сдвиги в спектрах ЯМР 1Н приведены отно-

сительно сигнала внутреннего стандарта – ТМС. Контроль за ходом 

реакций и определение чистоты полученных соединений осуществлены 

методом ТСХ (на пластинках “AlugramXtraSILG/UV)” в системе раст-

ворителей бензол–метанол, 5:2, проявление – УФ лучи. Температуры 

плавления определены на микростолике “Boetius”. 

Оксазолоны 1-6 с экзоциклической двойной связью получены по 

методу [18]. 

Анилиды N-замещенных a,-дегидроаминокислот (11-13, 16-

21). К раствору 6 ммолей ненасыщенного 5(4Н)-оксазолона в 10 мл эти-

лацетата добавляли 6 ммолей амина и кипятили с обратным холодиль-

ником в течение 60-120 мин. Далее к реакционной смеси добавляли 50 

мл эфира, образовавшийся осадок отфильтровывали, сушили на воздухе 

и перекристаллизовывали из 50% этанола. 

Анилид N-бензоил-a,-дегидрофенилаланина (11). Продолжи-

тельность реакции 60 мин, выход 81%, т. пл. 257-258оС, Rf0.80. ИК-

спектр, , см-1: 1648 (C=O амидный), 3274 (NH). Спектр ЯМР 1H, , м. 

д.: 7.00-7.06 м (1H, Ar), 7.10 c (1H, C=CH), 7.25-7.40 м, (5H, Ar), 7.44-

7.58 м (3H, Ar), 7.61-7.66 м (2H, Ar), 7.74-7.79 м (2H, Ar), 8.04-8.10 м 

(2H, Ar), 9.97 уш. c (1H, NH), 10.07 c (1H, NH). Найдено, %: C 77.46; H 

5.70; N 8.03. C22H18N2O2. Вычислено, %: C 77.18; H 5.30; N 8.18. 

4-Метоксианилид N-бензоил-a,-дегидрофенилаланина (12). 

Продолжительность реакции 90 мин, выход 91%, т. пл. 210-213оС, Rf 

0.70. ИК-спектр, , см-1: 1645 (C=O амидный), 3274 (NH). Спектр ЯМР 
1H, , м. д.: 3.78 c (3H, OCH3), 6.79-6.84 м (2H, C6H4), 7.10 уш. c (1H, 

C=CH), 7.24-7.38 м (3H, Ar), 7.43-7.56 м (3H, Ar), 7.59-7.68 м (4H, Ar), 

8.03-8.08 м (2H, Ar), 9.89 c (1H, NH), 9.90 уш. c (1H, NH). Найдено, %: 

C 74.33; H 5.26; N 7.73. C23H20N2O3. Вычислено, %: C 74.18; H 5.41; N 

7.52. 

4-Броманилид N-бензоил-a,-дегидрофенилаланина (13). Про-

должительность реакции 25 мин, выход 75%, т. пл. 245-248оС, Rf 0.51. 

ИК-спектр, , см-1: 1641 (C=O амидный), 3236 (NH). Спектр ЯМР 1H, , 

м. д.: 7.06 c (1H, =CH), 7.26-7.42 м (5H), 7.43-7.57 м (3H), 7.60-7.65 м 

(2H), 7.72-7.77 м (2H), 8.03-8.08 м (2H, Ar-H), 9.98 уш. с (1H, NH), 10.24 

уш. с (1H, NH). Найдено, %: C 62.88; H 4.29; Br 19.16; N 6.47. 

C22H17N2O2Br. Вычислено, %: C 62.72; H 4.07; Br 18.97; N 6.65. 

N-Бензоил-a,-дегидрофенилаланил-п-аминобензойная кислота 

(14). Синтез осуществлен согласно [9]. Выход 85%, т. пл. 214-217оС, Rf 
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0.31. ИК-спектр, , см-1: 1693 (C=O амидный), 3303 и 3383 (NH). Спектр 

ЯМР 1H, , м д.: 7.09 уш. c (1H, C=CH), 7.26-7.40 м (3H, Ar), 7.44-7.57 м 

(3H, Ar), 7.61-7.66 м (2H, Ar), 7.84-7.94 м (4H, C6H4), 8.03-8.09 м (2H, 

Ar), 10.00 c (1H, NH), 10.37 c (1H, NH), 12.23 ш (1H, COOH). Найдено, 

%: C 71.64; H 4.81; N 7.46. C23H18N2O4. Вычислено, %: C 71.49; H 4.69; 

N 7.25. 

Этиловый эфир N-бензоил-a,-дегидрофенилаланил-п амино-

бензойной кислоты (15). Синтез осуществлен согласно [9]. Выход 

82%, т. пл. 204-207оС, Rf 0.42. ИК-спектр, , см-1: 1642 (C=O амидный), 

3255 (NH). Спектр ЯМР 1H, , м. д., Гц: 1.41 т (3H, J= 7.1, CH3), 4.33 к 

(2H, J=7.1, OCH2), 7.08 уш. c (1H, C=CH), 7.27-7.40 м (3H, Ar), 7.44-7.57 

м (3H, Ar), 7.62-7.67 м (2H, Ar), 7.87-7.95 м (4H, C6H4), 8.04-8.09 м (2H, 

Ar), 10.02 c (1H, NH), 10.43 c (1H, NH). Найдено, %: C 72.13; H 5.61; N. 

6.84. C25H22N2O4. Вычислено, %: C 72.45; H 5.35; N 6.76. 

Бензиламид N-бензоил-a,-дегидрофенилаланина (16) получен 

при коматной температуре. Продолжительность реакции 24 ч, выход 

86%, т. пл. 177-180оС, Rf 0.48. ИК-спектр, , см-1: 1639 (C=O амидный), 

3265 (NH). Спектр ЯМР 1H, , м. д., Гц: 4.45 д (2H, J= 6.1, CH2), 7.16-

7.38 м (8H, Ar), 7.20 c (1H, CH=C), 7.43-7.59 м (5H, Ar), 8.02-8.08 м (2H, 

Ar), 8.45 т (1H, J=6.1, NHCH2), 9.76 c (1H, NH). Найдено, %: C 77.24; H 

5.49; N 7.93. C23H20N2O2. Вычислено, %: C 77.51; H 5.66; N 7.86. 

Анилид N-бензоил-О-метил-a,-дегидротирозина (17). Продол-

жительность реакции 90 мин, выход 83%, т. пл. 273-275оС, Rf0.73. ИК-

спектр, , см-1: 1646 (C=O амидный), 3250 (NH). Спектр ЯМР 1H, , м. 

д.: 3.81 c (3H, OCH3), 6.86-6.91 м (2H, C6H4), 6.98-7.04 м (1H, Ar), 7.10 

уш. c (1H, C=CH), 7.23-7.29 м (2H, Ar), 7.44-7.56 м (3H, Ar), 7.56-7.61 м 

(2H, C6H4), 7.72-7.76 м (2H, Ar), 8.05-8.10 м (2H, Ar), 9.87 уш. c (1H, 

NH), 9.95 c (1H, NH). Найдено, %:.C 74.43; H 5.11; N 7.73. C23H20N2O3. 

Вычислено, %: C 74.18; H 5.41; N 7.52. 

4-Метоксианилид-N-бензоил-О-метил-a,-дегидротирозина (18). 

Продолжительность реакции 30 мин, выход 61%, т. пл. 234-237оС, Rf 

0.41. ИК-спектр, , см-1: 1646 (C=O амидный), 3214 (NH). Спектр ЯМР 
1H, , м. д.: 3.77 c (3H, OCH3), 3.80 c (3H, OCH3), 6.77-6.82 м (2H, C6H4), 

6.84-6.89 м (1H, C6H4), 7.11 c (1H, C=CH), 7.44-7.53 м (3H, C6H5), 7.54-

7.59 м (2H, C6H4), 7.60-7.65 м (2H, C6H4), 8.03-8.08 м (2H, орто-C6H5), 

9.77 уш. c (1H, NH), 9.80 уш. c (1H, NH). Найдено, %:.C 71.94; H 5.29; N 

7.15. C24H22N2O4. Вычислено, %: C 71.63; H 5.51; N 6.96. 

4-Броманилид-N-бензоил-О-метил-a,-дегидротирозина (19). 

Продолжительность реакции 45 мин, выход 74%, т. пл. 230-232оС, Rf 

0.36. ИК-спектр, , см-1: 1640 (C=O амидный), 3241 (NH). Спектр ЯМР 
1H, , м. д.: 3.81 c (3H, OCH3), 6.86-6.91 м (2H, C6H4OMe), 7.06 c (1H, 

C=CH), 7.36-7.41 м (2H, C6H4Br), 7.44-7.56 м (3H, мета, пара-C6H5), 

7.56-7.61 м (2H, C6H4OMe), 7.70-7.75 м (2H, C6H4Br), 8.04-8.09 м (2H, 
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орто-C6H5), 9.90 уш. c (1H, NH), 10.14 уш. c (1H, NH). Найдено, %: C 

61.44; H 4.49; Br 17.96; N 6.03. C23H19N2O3Br. Вычислено, %: C 61.21; H 

4.24; Br 17.70; N 6.21 

Анилид N-бензоил-4-бром-a,-дегидрофенилаланина (20). Про-

должительность реакции 20 мин, выход 87%, т. пл. 270-273оС, Rf 0.45. 

ИК-спектр, , см-1: 1645 (C=O амидный), 3251 (NH). Спектр ЯМР 1H, , 

м. д.: 6.97-7.03 м (1H, пара-C6H5), 7.03 c (1H, =CH), 7.21-7.29 м (2H, ме-

та-C6H5), 7.42-7.56 м (7H, Ar), 7.70-7.75 м (2H, орто-Ar), 8.00-8.05 м 

(2H, орто-Ar), 9.93 уш. с (1H, NH), 10.06 уш. с (1H, NH). Найдено, %:.C 

62.98; H 4.26; Br 19.27; N 6.43. C22H17N2O2Br. Вычислено, %: C 62.72; H 

4.07; Br 18.97; N 6.65. 

Анилид 4-метоксибензоил-a,-дегидрофенилаланина (21). Про-

должительность реакции 120 мин, выход 88%, т. пл.220-223оС, Rf 0.56. 

ИК-спектр, , см-1: 1669 (C=O амидный), 3230 (NH). Спектр ЯМР 1H, , 

м. д.: 3.87 c (3H, OCH3), 6.94-6.99 м (2H, C6H4), 6.99-7.04 м (1H, Ar), 

7.05 уш. c (1H, C=CH), 7.23-7.38 м (5H, Ar), 7.59-7.64 м (2H, Ar), 7.71-

7.76 м (2H, Ar), 7.99-8.04 м (2H, C6H4), 9.78 c (1H, NH), 10.01 c (1H, 

NH). Найдено, %:.C 74.36; H 5.12; N 7.80. C23H20N2O3. Вычислено, %: C 

74.18; H 5.41; N 7.52. 

Анилид 4-бромбензоил-a,-дегидрофенилаланина (22). Продол-

жительность реакции 25 мин, выход 72%, т. пл.237-240оС, Rf 0.32. ИК-

спектр, , см-1: 1640 (C=O амидный), 3200 (NH). Спектр ЯМР 1H, , м. 

д.: 7.00-7.06 м (1H, пара-C6H5), 7.05 c (1H, =CH), 7.24-7.31 м (2H, мета-

C6H5), 7.44-7.58 м (7H, Ar), 7.72-7.77 м (2H, Ar), 8.01-8.07 м (2H, Ar), 

9.97 уш. с (1H, NH), 10.10 уш. с (1H, NH). Найдено, %: C 62.53; H 4.33; 

Br 19,21; N 6.47. C22H17BrN2O2. Вычислено, %: C 62.72; H 4.07; Br 18.97; 

N 6.65. 

1,2,4-Тризамещенные имидазол-5-оны. A) К раствору 2 ммолей 

ненасыщенного 5(4Н)-оксазолона в 10 мл ДМФА добавляли 2 ммоля 

амина, 0.65 г (0.76 мл, 6 ммолей) ТМХС и 0.20 г (0.30 мл, 2 ммоля) три-

этиламина и кипятили с обратным холодильником в течение 40-

120 мин. После охлаждения к реакционной смеси добавляли 90 мл во-

ды, оставляли на 3 ч, образовавшийся осадок отфильтровывали и суши-

ли на воздухе. 

Б) К раствору 3 ммолей анилида в 10 мл ДМФА добавляли 1.45 г 

(1.85 мл, 9 ммолей) ГМДС и кипятили с обратным холодильником в те-

чение 20-150 мин. После охлаждения к реакционной смеси добавляли 

разбавленный раствор соляной кислоты до рН 2, оставляли на 3 ч, обра-

зовавшийся осадок отфильтровывали и сушили на воздухе. 

В) К раствору 2 ммолей ненасыщенного 5(4Н)-оксазолона в 10 мл 

ДМФА добавляли 2 ммоля амина, кипятили с обратным холодильником 

в течение 15-45 мин, затем добавляли 0.96 г (1.27 мл, 6 ммолей) ГМДС 

и продолжали кипячение еще в течение 15-30 мин. После охлаждения к 



 

 
170 

реакционной смеси добавляли разбавленный раствор соляной кислоты 

до рН 2, оставляли на 3 ч, образовавшийся осадок отфильтровывали и 

сушили на воздухе. 

(Z)-5-Бензилиден-3,2-дифенил-3,5-дигидро-4Н-имидазол-4-он 

(23). А) Продолжительность реакции 40 мин, выход 65%. Б2). Продол-

жительность реакции 20 мин, выход 93%. В). Продолжительность реак-

ции 40 (20+20) мин, выход 84%. Т. пл. 190-193оС, Rf0.82. ИК-спектр, , 

см-1: 1717 (C=O-цикл). Спектр ЯМР 1H, , м. д.: 7.16-7.21 м (2H, Ar), 

7.20 уш. c (1H, C=CH), 7.30-7.48 м (9H, Ar), 7.52-7.57 м (2H, Ar), 8.27-

8.32 м (2H, Ar). Найдено, %: C 81.63; H 4.77; N 8.47. C22H16N2O. Вычис-

лено, %: C 81.46; H 4.97; N 8.63. 

(Z)-5-Бензилиден-3-(4-метоксифенил)-2-фенил-3,5-дигидро-4Н-

имидазол-4-он (24). А) Продолжительность реакции 60 мин, выход 

67%. Б2). Продолжительность реакции 30 мин, выход 84%., т. пл. 187-

190оС, Rf 0.62. ИК-спектр, , см-1: 1721 (C=O-цикл). Спектр ЯМР 1H, , 

м. д.: 3.84 c (3H, OCH3), 6.92-6.98 м (2H, C6H4), 7.07-7.12 м (2H, C6H4), 

7.17 уш. c (1H, C=CH), 7.32-7.48 м (6H, Ar), 7.56-7.61 м (2H, Ar), 8.26-

8.31 м (2H, Ar). Найдено, %: C 78.17; H 5.36; N 7.64..C23H18N2O2. Вычис-

лено, %: C 77.95; H 5.12; N 7.90. 

(Z)-5-Бензилиден-3-(4-бромфенил)-2-фенил-3,5-дигидро-4Н-

имидазол-4-он (25). А) Продолжительность реакции 60 мин, выход 

65%. Б2). Продолжительность реакции 40 мин, выход 94%, В). Продол-

жительность реакции 40 (20+20) мин, выход 89%. Т. пл. 192-195оС, Rf 

0.78. ИК-спектр, , см-1: 1733 (C=O-цикл). Спектр ЯМР 1H, , м. д.: 

7.10-7.15 м (2H, C6H4Br), 7.21 c (1H, C=CH), 7.35-7.51 м (6H, Ar), 7.54-

7.60 м (4H, Ar), 8.26-8.31 м (2H, Ar). Найдено, %: C 65.73; H 3.81; Br 

20.02; N 6.71. C22H15N2OBr. Вычислено, %: C 65.52; H 3.75; Br 19.81; N 

6.95. 

(Z)-4-(4-Бензилиден-5-оксо-2-фенил-4,5-дигидро-1Н-имидазол-1-

ил)бензойная кислота (26). Б2) Продолжительность реакции 25 мин, 

выход 91%. Т. пл. 295-296оС, Rf 0.41. ИК-спектр, , см-1: 1723 (C=O-

цикл). Спектр ЯМР 1H, , м. д.: 7.23 уш. c (1H, C=CH), 7.23-7.28 м (2H, 

C6H4), 7.33-7.50 м (6H, Ar), 7.53-7.57 м (2H, Ar), 8.02-8.06 м (2H, C6H4), 

8.27-8.32 м (2H, Ar), 12.54 ш (1H, COOH). Найдено, %: C 74.61; H 4.55; 

N 7.83. C23H16N2O3. Вычислено, %: C 74.99; H 4.38; N 7.60. 

Этиловый эфир (Z)-4-(4-бензилиден-5-оксо-2-фенил-4,5-дигид-

ро-1Н-имидазол-1-ил)бензойной кислоты (27). А) Продолжитель-

ность реакции 60 мин, выход 71%. Б2) Продолжительность реакции 25 

мин, выход 83%. Т.пл. 165-167оС, Rf 0.85. ИК-спектр, , см-1: 1709 

(C=O-цикл). Спектр ЯМР 1H, , м.д., Гц: 1.40 т (3H, J=7.1, CH3), 4.36 к 

(2H, J=7.1, OCH2), 7.23 уш. c (1H, C=CH), 7.26-7.30 м (2H, C6H4), 7.33-

7.51 м (6H, Ar), 7.52-7.57 м (2H, Ar), 8.03-8.07 м (2H, C6H4), 8.27-8.32 м 
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(2H, Ar). Найдено, %: C 75.93; H 5.26; N 6.95..C25H20N2O3. Вычислено, 

%: C 75.74; H 5.09; N 7.07. 

(Z)-3-Бензил-5-бензилиден-2-фенил-3,5-дигидро-4Н-имидазол-4-

он (28). Б2) Продолжительность реакции 15 мин, выход 80%, В). Про-

должительность реакции 30 (15+15) мин, выход 78%. Т. пл. 147-149оС, 

Rf 0.91. ИК-спектр, , см-1: 1716 (C=O-цикл). Спектр ЯМР 1H, , м. д.: 

4.95 c (2H, CH2), 7.09-7.14 м (2H, Ar), 7.19 c (1H, C=CH), 7.21-7.31 м 

(3H, Ar), 7.35-7.56 м (6H, Ar), 7.67-7.72 м (2H, Ar), 8.23-8.28 м (2H, Ar). 

Найдено, %: C 81.85; H 5.61; N 8.02. C23H18N2O. Вычислено, %: C 81.63; 

H 5.36; N 8.28. 

(Z)-5-(4-Метоксибензилиден)-2,3-дифенил-3,5-дигидро-4Н-ими-

дазол-4-он (29). А) Продолжительность реакции 100 мин, выход 57%. 

Б2) Продолжительность реакции 45 мин, выход 89%. В) Продолжитель-

ность реакции 75 (45+30) мин, выход 86%. Т. пл. 160-163оС, Rf 0.90. 

ИК-спектр, , см-1: 1713 (C=O-цикл). Спектр ЯМР 1H, , м. д.: 3.88 c 

(3H, OCH3), 6.96-7.01 м (2H, C6H4), 7.15-7.19 м (2H, Ar), 7.17 уш. c (1H, 

C=CH), 7.29-7.47 м (6H, Ar), 7.50-7.55 м (2H, Ar), 8.25-8.30 м (2H, C6H4). 

Найдено, %: C 77.69; H 5.34; N 7.55.. C23H18N2O2. Вычислено, %: C 

77.95; H 5.12; N 7.90. 

(Z)-5-(4-Метоксибензилиден)-3-(4-метоксифенил)-2-фенил-3,5-

дигидро-4Н-имидазол-4-он (30). Б2) Продолжительность реакции 150 

мин, выход 83%. Т. пл. 195-198оС, Rf 0.84. ИК-спектр, , см-1: 1710 

(C=O-цикл). Спектр ЯМР 1H, , м. д.: 3.84 c (3H, OCH3), 3.88 c (3H, 

OCH3), 6.91-7.00 м (4H, C6H4OMe), 7.05-7.10 м (2H, C6H4OMe), 7.14 c 

(1H, C=CH), 7.30-7.36 м (2H, мета-C6H5), 7.40-7.46 м (2H, пара-C6H5), 

7.54-7.58 м (2H, орто-C6H5), 8.24-8.29 м (2H, C6H4OMe). Найдено, %: C 

75.23; H 5.60; N 7.03. C24H20N2O3. Вычислено, %: C 74.98; H 5.24; N 7.29. 

(Z)-3-(4-Бромфенил)-5-(4-метоксибензилиден)-2-фенил-3,5-ди-

гидро-4Н-имидазол-4-он (31). Б2) Продолжительность реакции 50 мин, 

выход 52%. Т. пл. 190-193оС, Rf 0.51. ИК-спектр, , см-1: 1716 (C=O-

цикл). Спектр ЯМР 1H, , м. д.: 3.88 c (3H, OCH3), 6.96-7.01 м (2H, 

C6H4OMe), 7.08-7.13 м (2H, C6H4Br), 7.18 c (1H, C=CH), 7.33-7.40 м (2H, 

Ar), 7.43-7.49 м (1H, пара-C6H5), 7.52-7.58 м (4H, Ar), 8.24-8.29 м (2H, 

Ar). Найдено, %: C 63.91; H 3.75; Br 18.59; N 6.71. C23H17N2O2Br. Вычис-

лено, %: C 63.75; H 3.96; Br 18.44; N 6.46. 

(Z)-3-Бензил-5-(4-метоксибензилиден)-2-фенил-3,5-дигидро-4Н-

имидазол-4-он (32). В) Продолжительность реакции 75 (45+30) мин, 

выход 48%. Т. пл. 150-152оС, Rf 0.76. ИК-спектр, , см-1 : 1709 (C=O-

цикл). Спектр ЯМР 1H, , м. д.: 3.86 c (3H, OCH3), 4.93 c (2H, CH2), 

6.92-6.97 м (2H, C6H4), 7.08-7.13 м (2H, орто-C6H5), 7.16 c (1H, C=CH), 

7.18-7.31 м (3H, C6H5), 7.41-7.54 м (3H, C6H5), 7.65-7.70 м (2H, орто-

C6H5), 8.21-8.26 м (2H, C6H4). Найдено, %: C 78.41; H 5.63; N 7.35. 

C24H20N2O2. Вычислено, %: C 78.24; H 5.47; N 7.60. 
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(Z)-5-(4-Бромбензилиден)-2,3-дифенил-3,5-дигидро-4Н-имида-

зол-4-он (33). А) Продолжительность реакции 40 мин, выход 52%. Б2) 

Продолжительность реакции 30 мин, выход 79%. Т. пл. 188-191оС, Rf 

0.76. ИК-спектр, , см-1: 1724 (C=O-цикл).Спектр ЯМР 1H, , м. д.: 7.16-

7.20 м (2H, Ar), 7.18 c (1H, =CH), 7.30-7.37 м (2H, Ar), 7.40-7.49 м (4H, 

Ar), 7.51-7.61 м (4H, Ar), 8.21-8.26 м (2H, Ar). Найдено, %: C 65.79; H 

3.64; Br 20.03; N 6.68..C22H15BrN2O. Вычислено, %: C 65.52; H 3.75; Br 

19.81; N 6.95. 

(Z)-5-Бензилиден-2-(4-метоксифенил)-3-фенил-3,5-дигидро-4Н-

имидазол-4-он (34). А) Продолжительность реакции 120 мин, выход 

64% , Б2) Продолжительность реакции 50 мин, выход 89%. Т. пл. 180-

183оС, Rf 0.81. ИК-спектр, , см-1: 1714 (C=O-цикл). Спектр ЯМР 1H, , 

м. д.: 3.88 c (3H, OCH3), 6.96-7.01 м (2H, C6H4), 7.15-7.19 м (2H, Ar), 7.17 

уш. c (1H, C=CH), 7.29-7.47 м (6H, Ar), 7.50-7.55 м (2H, Ar), 8.25-8.30 м 

(2H, C6H4). Найдено, %: C 77.63; H 5.34; N 7.72. C23H18N2O2. Вычислено, 

%: C 77.95; H 5.12; N 7.90. 

(Z)-5-Бензилиден-2-(4-бромфенил)-3-фенил-3,5-дигидро-4Н-

имидазол-4-он (35). А) Продолжительность реакции 40 мин, выход 

64%. Б2) Продолжительность реакции 25 мин, выход 90%. Т. пл. 254-

257оС, Rf 0.51. ИК-спектр, , см-1: 1724 (C=O-цикл). Спектр ЯМР 1H, , 

м. д.: 7.15-7.20 м (2H, Ar), 7.18 c (1H, =CH), 7.30-7.37 м (2H, Ar), 7.40-

7.49 м (4H, Ar), 7.51-7.61 м (4H, Ar), 8.20-8.25 м (2H, Ar). Найдено, %: C 

65.81; H 3.55; Br 20.04; N 7.21..C22H15N2OBr. Вычислено, %: C 65.52; H 

3.75; Br 19.81; N 6.95. 

(Z)-3-Бензил-5-бензилиден-2-(3-нитрофенил)-3,5-дигидро-4Н-

имидазол-4-он (36). В) Продолжительность реакции 25 (10+15) мин, 

выход 83%. Т. пл. 180-183оС, Rf 0.85. ИК-спектр, , см-1: 1717 (C=O-

цикл). Спектр ЯМР 1H, , м. д., Гц: 5.00 c (2H, CH2), 7.11c (1H, CH=C), 

7.15 c (1H, Ar), 7.22-7.31 м (4H, Ar), 7.40-7.48 м (3H, Ar), 7.74 д д (1H, 

J=8.2, J=7.8, 5-HC6H4), 8.13 д д д (1H, J=7.8, J=1.6, J=1.1, C6H4), 8.23-

8.28 м (2H, C6H5), 8.36 ддд (1H, J=8.2, J=2.2, J=1.1, C6H4), 8.48 д д (1H, 

J=2.2, J=1.6, 2-HC6H4). Найдено, %: C 72.38; H 4.11; N 11.29. C23H17N3O3. 

Вычислено, %: C 72.05; H 4.47; N 10.96. 

Определение антихолинэстеразных свойств соединений (11-36). 

Антихолинэстеразные свойствa синтезированных соединений опреде-

ляли с применением метода, описанного в работе [19]. В исследованиях 

применяли эритроцитарную АХЭ и плазменную БуХЭ человека. Изме-

рения проводились в термостатируемой ячейке спектрофотометра 

“Specord UV-Vis” при 412 нм. В опытах реакционная среда в 2.5 мл ко-

нечного объема содержала реагенты в следующих количествах: дистил-

лированная вода – 1.25 мл, фосфатный буфер 0.1М – 1 мл, pH 7.6±0.1, 

5,5'-дитиобис-(2-нитробензойная кислота) (ДТНБ) 0.005M – 0.02 мл, 

ацетилтиохолин (АТХ) 0.005 М – 0.005 мл, соответствующий фермент – 



 

 
173 

0.01 мл и исследуемое вещество 0.01 М (в ДМСО) – 0.02 мл. Для конт-

рольных опытов раствор, содержащий фермент и ДТНБ, инкубировали 

10 мин при 25оС, измеряли поглощение, после чего добавляли АТХ и 

смесь инкубирования 20 мин при 25оС и повторно измеряли поглоще-

ние раствора. Тестовые опыты проводили аналогично, изначально в 

присутствии исследуемого соединения. Ингибирующую активность 

соединения определяли следующей формулой: 

ингибирование, % = ,100
конт

тестконт



 

где контроль – разница поглощений двух измерений контрольного опы-

та; тест – разница поглощений двух измерений тестового опыта. 

Значения концентраций некоторых амидов N-замещенных α,β-де-

гидроаминокислот и 4-имидазолонов, ингибирующие холинэстеразы на 

50% (IC50%), определены по методу [18]. 

Молекулярные модели. Для создания молекулярных 3D моделей 

исследуемых соединений была использована программа MarvinSketch 

версии 15.2.2.0 [20]. Пространственная оптимизация моделей проводи-

лась с учетом симметрии С(II) кольца [21]. Для нормализации и стабили-

зации 3D структур был использован программный пакет UCSF Chimera 

[22]. Insilico прогноз биологической активности, на основе анализа 

структура–активность, проводили с помощью онлайн платформы 

Passonline [23]. 

Молекулярные модели мономеров АХЭ и БуХЭ были взяты из бан-

ка данных RCSB с идентификационными номерами [PDBID:4PQE] и 

[PDBID:1P0I], соответственно [24]. 

Докинг-анализ. Для проведения докинг-анализа использовали 

программные пакеты AutoDock Vina и AutoDock Tools [25]. Докинг-

анализ проводился с использованием метода “слепой способ”. Ста-

тистическая достоверность результатов докинга обеспечивалась 10-

кратной повторяемостью 20 начальных конформаций, для каждого сое-

динения с размерами виртуального бокса 607054 и объемом прост-

ранственного поиска, не превышающим 27000 Å3. Значение континума 

исчислений равно 500. 

Конформационный анализ. Для выявления типов связывания при 

комплексообразовании исследуемых соединений с АХЭ и БуХЭ ис-

пользовалась программа LigPlotplus версии v.2.1. Данная программа 

применяется для анализа и визуализации водородных и/или гидрофоб-

ных типов взаимодействий между лигандом и мишенью [26]. 

Статистический анализ результатов. Кластерный анализ полу-

ченных пространственных и энергетических значений комплексообра-

зования лиганд-мишень проводился методом k-средних с использова-

нием онлайн инструмента ClastVis [27]. 
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Статистический анализ результатов исследования проводился на 

основе комплексного применения стандартных статистических мето-

дов, включающих вычисления стандартных отклонений, средних значе-

ний, стандартных средних ошибок. 

 

êÆÈÆÈ²òÜàÔ ²¶ºÜîÜºðÆ ú¶î²¶àðÌØ²Ø´ 1,2,4-ºèîºÔ²Î²Èì²Ì 

5-ÆØÆ¸²¼àÈàÜÜºðÆ êÆÜÂº¼Æ àðàÞ ØàîºòàôØÜºðÀ ºì Üð²Üò 

Ð²Î²ÊàÈÆÜ¾êÂºð²¼²ÚÆÜ ²ÎîÆìàôÂÚ²Ü àôêàôØÜ²êÆðàôØÀ 

ì. ú. Âàöàô¼Ú²Ü, ì. Ø. Ô²¼àÚ²Ü, È. ê. ÐàôÜ²ÜÚ²Ü, ². ². ÐàìÐ²ÜÜÆêÚ²Ü, 

È. Ê. ¶²ÈêîÚ²Ü ¨ ². î. Ø²ÎÆâÚ²Ü 

àõëáõÙÝ³ëÇñí³Í »Ý 1,2,4-»éï»Õ³Ï³Éí³Í 5-ÇÙÇ¹³½áÉáÝÝ»ñÇ ëÇÝÃ»½Ç ï³ñµ»ñ Ùá-

ï»óáõÙÝ»ñ ãÑ³·»ó³Í 5(4H)-ûùë³½áÉáÝÝ»ñÇ Ï³Ù N-ï»Õ³Ï³Éí³Í a,-¹»ÑÇ¹ñá³ÙÇ-

Ý³ÃÃáõÝ»ñÇ ÷áË³½¹»óáõÃÛ³Ùµ ³ÛÝåÇëÇ ëÇÉÇÉ³óÝáÕ ³·»ÝïÝ»ñÇ Ñ»ï, ÇÝã-åÇëÇù »Ý 

»éÙ»ÃÇÉùÉáñëÇÉ³ÝÁ Ï³Ù 1,1,1,3,3,3-Ñ»ùë³Ù»ÃÇÉ¹ÇëÇÉ³½³ÝÁ: òáõÛó ¿ ïñí³Í Ýå³ï³-

Ï³ÛÇÝ 5-ÇÙÇ¹³½áÉáÝÝ»ñÇ ëÇÝÃ»½Ç ÑÝ³ñ³íáñáõÃÛáõÝÁ ãÑ³·»ó³Í 5(4H)-ûùë³½áÉáÝÝ»-

ñÇó Ñ³Ù³å³ï³ëË³Ý ³ÙÇ¹Ç ³é³ç³óÙ³Ùµ ¨ í»ñçÇÝÇë ¹»ÑÇ¹ñ³ï³óÙ³Ùµ Ù»Ï ÷áñÓ-

³ÝáÃÇ Ù»ç: àõëáõÙÝ³ëÇñí³Í »Ý ëÇÝÃ»½í³Í N-ï»Õ³Ï³Éí³Í a,-¹»ÑÇ¹ñá³ÙÇÝ³ÃÃáõ-

Ý»ñÇ ³ÙÇ¹Ý»ñÇ ¨ Ñ³Ù³å³ï³ëË³Ý ÇÙÇ¹³½áÉáÝÝ»ñÇ Ñ³Ï³ËáÉÇÝ¿ëÃ»ñ³½³ÛÇÝ Ñ³ï-

ÏáõÃÛáõÝÝ»ñÁ ÇÝãå»ë ³ó»ÃÇÉËáÉÇÝ¿ëÃ»ñ³½Ç (²Ê¾), ³ÛÝå»ë ¿É µáõïÇñÇÉËáÉÇÝ¿ëÃ»-

ñ³½Ç (´áõÊ¾) Ñ³Ý¹»å: òáõÛó ¿ ïñí³Í, áñ Ñ»ï³½áïíáÕ ÙÇ³óáõÃÛáõÝÝ»ñÁ ÑÇÙÝ³Ï³-

ÝáõÙ óáõó³µ»ñáõÙ »Ý ÁÝïñáÕ³Ï³ÝáõÃÛáõÝ ´áõÊ¾-Ç Ñ³Ý¹»å: ´»ñí³Í »Ý áñáß 5-ÇÙÇ-

¹³½áÉáÝÝ»ñÇ ¹áÏÇÝ·-³Ý³ÉÇ½Ç ³ñ¹ÛáõÝùÝ»ñÁ ÇÝãå»ë ²Ê¾-Ç, ³ÛÝå»ë ¿É ´áõÊ¾-Ç ÙáÝá-

Ù»ñÝ»ñÇ Ñ»ï: 

 

SOME SYNTHESIS APPROACHES OF 1,2,4-TRISUBSTITUTED 5-

IMIDAZOLONES WITH APPLICATION OF SILILATING AGENTS 

AND INVESTIGATION OF THEIR ANTICHOLINESTERASE ACTIVITY 

V. O. TOPUZYAN, V. M. GHAZOYAN, L. S. HUNANYAN, A. A. HOVHANNISYAN, 
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There were explored different synthesis approaches of 1,2,3-trisubstituted 5-

imidazolones by interaction of unsaturated 5(4H)-oxazolones or amides of N-substituted 

a,-dehydroamino acides with sililating agens as trimethylchlorosilane and 1,1,1,3,3,3-

hexamethyldisilazane. There was installed opportunity of synthesis of target 5-

imidazolones from unsaturated 5(4H)-oxazolones by implementation of the formation 

stage of the corresponding amide and the process of its dehydratation “one pot”. There 

were explored anticholinesterase properties of sinthesised amides of N-substituted a,-

dehydroaminoacides and corresponding 5-imidazolones by acetylcholinesterase (AChE) 

and butyrylcholinesterase (BuChE). There was determined, that explored compounds 

mailto:vtop@web.am


 

 
175 

basically show specificity to BuChE. There were given datas of docking-analysis of 

some 5-imidazolones with the monomers of AChE and BuChE. 
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