
 

ISSN 2078-5615. Вісник Львівського університету. Серія хімічна. 2020. Випуск 61. Ч. 2. С. 243–250 
Visnyk of the Lviv University. Series Chemistry. 2020. Issue 61. Pt. 2. P. 243–250 

 

УДК 547.466.3+547.775+547.781 
 

МЕТОД СИНТЕЗУ ПОХІДНИХ N-(2-БЕНЗІМІДАЗОЛІЛ)-3-(3-ПІРОЛІЛ)-3-

АМІНОПРОПАНОВИХ КИСЛОТ 
 

М. Федорів1*, О. Мельник1 , А. Грозав2, В. Чорноус2, М. Вовк3 

 

1Івано-Франківський національний медичний університет, 

вул. Галицька, 2, 76000 Івано-Франківськ, Україна; 

 
2Буковинський державний медичний університет, 

пл. Театральна, 2, 58000 Чернівці, Україна; 

 
3 Інститут органічної хімії НАН України, 

вул. Мурманська, 5, 02660 Київ, Україна 

e-mail: marianafedoriv0706@gmail.com 
 

4-Піролідензаміщені кислоти Мельдрума, отримані із естерів 1-алкіл-5-хлоро-4-

формілпірол-3-карбонових кислот, реагують із 2-амінобензімідазолом з утворенням естерів  

4-(піримідо[1,2-a]бензімідазоліл)пірол-3-карбонової кислоти, лужний гідроліз піримідинового 

циклу яких використано для синтезу похідних N-(2-бензімідазоліл)-3-(3-піроліл)-3-

амінопропанових кислот. 
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1. Вступ 

β-Амінокарбонові кислоти є ключовими структурними субодиницями багатьох 

природних сполук [1,2], синтетичних попередників для створення фармацевтичних 

препаратів [3,4] та біоактивних β-лактамних антибіотиків [5]. Останніми роками 

особливо привабливими для синтетичних та медико-біологічних досліджень стали β-

амінокислоти з різноманітними гетероциклічними фрагментами в аміноалкільному 

ланцюгу. Зокрема, 3-(3-тієніл)-3-амінопропанові кислоти виявились зручними 

синтетичними блоками для одержання похідних циклопента[c]тіофену [6, 7] як нових 

протипухлинних агентів [8]. Естери 3-(3-індоліл)-3-амінопропанових кислот 

застосовують у тотальному синтезі алкалоїдів копсиніну [9] та актинофілової 

кислоти [10]. Похідні 3-(4-тіазоліл)- та 3-(3-ізоксазоліл)-3-амінопропанових кислот 

вирізняються вираженою антибактеріальною дією [11, 12], а естери 3-(4-імідазол)-3-

амінопропанової кислоти є ефективними інгібіторами геранілгераніл-

протеїнтрансферази [13]. Не менш цікавими у синтетичному та біологічному 

аспектах є N-азолілзаміщені похідні 3-амінокарбонових кислот [14–16]. Серед сполук 

цього типу N-(2-тіазоліл)-3-амінокарбонові кислоти є потужними бактерицидними 

агентами [17], естери N-(2-бензімідазоліл)-3-амінопропанових кислот – інгібіторами 

ферменту неприлізину [18],  а  відповідні аміди –  інгібіторами  калієвих каналів [19]. 
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В контексті узагальненого вище матеріалу обґрунтованим є розроблення 

спрямованого підходу до нових похідних 3-амінопропанової кислоти, в яких 

аміногрупа модифікована 2-бензімідазольним циклом, а положення 3 – 

функціональним пірольним скафолдом, який посідає головне місце у дизайні 

біоактивних молекул [20–26]. 

 

2. Результати досліджень та їх обговорення 

Основою запропонованого варіанта синтезу зазначеного типу 

дигетерилзаміщених β-амінопропанових кислот стало використання як базових 

субстратів нещодавно описаних [21] естерів 1-алкіл-5-хлоро-4-формілпірол-3-

карбонових кислот 1. Синтетичний потенціал їх альдегідної групи дає змогу 

добудувати фрагмент β-амінопропанової кислоти завдяки простим перетворенням. 

Реалізація першого з них полягає у проведенні конденсації Кневенагеля 

піролкарбальдегідів 1 із кислотою Мельдрума 2, яка легко протікає у розчині 

піридину за кімнатної температури і приводить із виходами 80–90 % до  

4-піроліденпохідних кислоти Мельдрума 3. Останні, подібно до своїх ариліденових 

аналогів [28, 29], реагують із 2-амінобензімідазолом у киплячому ДМФА за схемою 

первинного приєднання за Міхаелем з наступним формуванням 

тетрагідропіримідинового циклу й утворенням із виходами 68–83 % похідних  

4-(піримідо[1,2-a]бензімідазоліл)пірол-3-карбонової кислоти 4, будову яких 

підтверджено комплексом фізико-хімічних методів дослідження.  

Поліконденсовані сполуки типу 4 належать до практично недосліджених у 

синтетичному плані 2-заміщених 2,3-дигідропіримідо[1,2-a]бензімідазол-4-(1Н)-онів. 

Наявність у структурі їх піримідинового циклу карбонільної групи, зв’язаної із 

вузловим атомом нітрогену, створює вагомі передумови для розщеплення зв’язку 

C(O)-N під дією основних реагентів. Нам вдалось знайти реакційні умови для 

селективного перебігу такого процесу. З’ясовано, що за дії еквімолярної кількості 

гідриду натрію в ТГФ відбувається гідролітичне розщеплення гідрованого 

піримідинового циклу, що приводить до утворення цільових N-(2-бензімідазоліл)-3-

(3-піроліл)-3-амінопропанових кислот 5 із виходами 61–69 %. Не виняток, що така 

реакція має більш загальний характер і може бути поширена для одержання нових 

N,(3)-арил(гетерил)вмісних аналогів кислот типу 5, що буде предметом наших 

подальших досліджень.  

Утворення у процесі лужного гідролізу сполук 4 похідних 3-амінопропанових 

кислот 5 доведено аналізом їх спектральних характеристик, серед яких 

найпоказовішими є хроматомас-спектри та спектри ЯМР 1Н. Останні, крім типових 

сигналів протонів бензімідазольного та заміщених пірольних циклів, містять 

мультиплети фрагмента 3-амінопропанової кислоти: С3Н в інтервалі 5,44–5,52 м.ч. та 

С2Н в інтервалах 2,04–2,19 та  3,20–3,35 м.ч. 

 

4. Висновки 

Запропоновано ефективний метод синтезу нових похідних N-(2-

бензімідозоліл)-3-(3-піроліл)-3-амінопропанових кислот, який ґрунтується на 

конденсації Кневенагеля функціоналізованих 3-формілпіролів із кислотою 

Мельдрума з подальшим утворенням під дією 2-амінобензімідазолу 4-піролі-

лпіримідо[1,2-a]бензімідазолів та наступним розщепленням піримідинового циклу. 
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Схема 1. Синтез N-(2-бензімідазоліл)-3-(3-піроліл)-3-амінопропанових кислот 5 

Scheme 1. Synthesis of N-(2-benzimidаzolyl)-3-(3-pyrrolyl)-3-aminopropanoic acids 5 

 

5. Матеріали та методика експерименту 

ІЧ спектри сполук у таблетках KBr записували на приладі Bruker Vertes 70. 

Спектри ЯМР 1Н  та 13С отримували на спектрометрі Varian VXR-400 з робочою 

частотою 400 МГц для 1Н та 125 МГц для 13С в імпульсному Фур’є-режимі, 

розчинник ДМСО-d6. Хімічні зміщення (δ, м.ч.) наведено стосовно сигналу ТМС. 

Хроматомас-спектри одержували на приладі Agilent LC/MSD SL; колонка Zorbax SB-

C18, 4,6 × 15 мм, 1,8 мкм (PN 82(c)75-932); розчинник ДМСО, іонізація 

електророзпиленням за атмосферного тиску. Елементний аналіз проводили на 

приладі PerkinElmer CHN Analyzer серії 2400 в аналітичній лабораторії Інституту 

органічної хімії НАН України. Температури плавлення визначали на столику 

Кофлера і не відкоректовували. 

Синтез сполук 3. До розчину 10 ммоль відповідного 4-формілпіролу 1 у 10 мл 

піридину додавали 1,44 г (15 ммоль) кислоти Мельдрума. Реакційну суміш 

перемішували за кімнатної температури впродовж 24 год, виливали у 50 мл 4н HCl,  

утворений осад відфільтровували, промивали 20 мл води, сушили і кристалізували із 

50 %-ї оцтової кислоти. 

Етил 2-метил-1-пропіл-5-хлоро-4-[(2,2-диметил-4,6-діоксо-1,3-діоксан-5-

іліден)метил]-1H-пірол-3-карбоксилат 3a. Вихід 80 %. Ттопл.125–126 оС. ІЧ спектр, см-1: 

1 683, 1 728, 1 750 (C=O). Спектр ЯМР 1Н, , м.ч.: 0,87 (т, J = 7,2 Гц, 3H, СН3), 1,26 (т, J = 

7,2 Гц, 3H, СН3), 1,64 (к, J = 7,2 Гц, 2Н, СН2), 1,75 (с, 6Н, 2СН3), 2,41 (с, 3Н, СН3), 3,96 (т, 

J = 7,2 Гц, 2Н, СН2N ), 4,17 (к, J=7,2Гц, 2Н, СН2О), 8,33 (с, 1Н, НС=). Спектр ЯМР 13С, , 

м.д.: 10,7, 11,4, 14,1, 22,5, 27,0 (2CH3), 45,9, 59,9, 104,3, 112,3, 112,8, 113,9, 123,1, 137,0, 

146,9, 159,8, 162,4, 163,5. Мас-спектр, m/z (%): 384 [М+Н]+ (100 %). Знайдено, %: С 56,18; 

Н 5,82; N 3,44. С18H22ClNO6. Обчислено, %: С 56,33; Н 5,78; N 3,65. 

Етил 1-бутил-2-метил-5-хлоро-4-[(2,2-диметил-4,6-діоксо-1,3-діоксан-5-

іліден)метил]- 1H-пірол-3-карбоксилат 3b. Вихід 90 %. Ттопл.120–121 оС. ІЧ спектр, 

см-1: 1 680, 1 725, 1 750 (C=O).  Спектр ЯМР  1Н,  , м.ч.:  0,90  (т, J = 7,2 Гц, 3H, СН3),  
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1,23–1,25 (м, 5H, СН3+СН2), 1,58 (к, J = 7,2 Гц, 2Н, СН2), 1,75 (с, 6Н, 2СН3), 2,37 (с, 

3Н, СН3), 3,99 (т, J = 7,2 Гц, 2Н, СН2N), 4,18 (к, J=7,2 Гц, 2Н, СН2О), 8,33 (с, 1Н, 

НС=). Спектр ЯМР 13С, , м.д.: 11,9, 14,0, 19,7, 27,5, 31,7, 44,8, 60,4, 104,7, 112,8, 

113,3, 114,4, 123,5, 137,5, 147,4, 160,3, 162,9, 164,0. Мас-спектр, m/z (%): 398 [М+Н]+ 

(100 %). Знайдено, %: С 57,48; Н 6,12; N 3,34. С19H24ClNO6. Обчислено, %: С 57,36;  

Н 6,08; N 3,52. 

Етил 1-бензил-2-метил-5-хлоро-4-[(2,2-диметил-4,6-діоксо-1,3-діоксан-5-

іліден)метил]-1H-пірол-3-карбоксилат 3с. Вихід 82 %. Ттопл.149–151 оС. ІЧ спектр, 

см-1: 1 684, 1 723, 1 748 (C=O). Спектр ЯМР 1Н, , м.ч.: 1,25 (т, J = 7,2 Гц, 3H, СН3), 

1,76 (с, 6Н, 2 СН3), 2,42 (с, 3Н, СН3), 4,18 (к, J=7,2Гц, 2Н, СН2О), 5,34 (с, 2Н, СН2Ph), 

7,07 (д, J=7,6 Гц, 2Наром), 7,30 (т , 1Наром, J =7,6); 7,37 (т,  J = 7,6 Гц, 2Наром), 8,40 (с, 

1Н, НС=). Спектр ЯМР 13С, , м.д.: 11,5, 14,1, 27,0 (2CH3), 47,5, 60,0, 104,4, 112,5, 

113,5, 114,2, 123,1, 126,0, 127,7, 128,9, 135,5, 137,3, 147,0, 159,8, 162,3, 163,4. Мас-

спектр, m/z (%): 432 [М+Н]+ (100 %). Знайдено, %: С 59,98; Н 5,10; N 3,34. 

С22H22ClNO6. Обчислено, %: С 61,19; Н 5,13; N 3,24. 

Синтез сполук 4. До розчину 10 ммоль відповідної 4-піролідензаміщеної 

кислоти Мельдрума 3 у 30 мл ДМФА додавали 1,33 г (10 ммоль)  

2-амінобензімідазолу. Реакційну суміш кип’ятили впродовж 5 год, охолоджували до 

кімнатної температури і вливали у 100 мл води. Утворений осад відфільтровували, 

сушили і кристалізували із 70 %-го  водного пропанолу-2.  

Етил 2-метил-1-пропіл-5-хлоро-4(4-оксо-1,2,3,4-тетрагідро-піримідо[1,2-

а]бензімідазол-2-іл)-1Н-пірол-3-карбоксилат 4а. Вихід 68 %. Ттопл.165–167 оС. ІЧ 

спектр, см-1: 1 693, 1 740 (C=O), 3 312 (N–H).  Спектр ЯМР 1Н, , м.ч.: 0,88 (т, J =  

7,6 Гц, 3H, СН3), 1,17 (т, 3H, СН3, J = 7,2 Гц, 3H, СН3), 1,74 (к, J = 7.6 Гц, 2H, СН2), 

2,38 с (3H, СН3), 2,86–2,91 (м, 1H, СНB); 3,39–3,44 (м, 1H, СНA), 3,89 (т, J = 7,6 Гц, 

2Н, СН2N), 4,15 (к, J = 7,2 Гц, 2Н, СН2О), 5,43–5,47 (м, 1H, СН), 7,00 (т, J = 7,6 Гц, 

1Наром), 7,08–7,12 (м, 2Наром), 7,84 (т, J = 7,6 Гц, 1Наром), 8,41 (ш.с, 1Н, NH). Спектр 

ЯМР 13С, , м.д.: 10,8, 11,8, 14,0, 22,9, 37,3, 45,0, 45,6, 55,5, 109,6, 113,2, 114,3, 115,4, 

116,8, 120,1, 124,6, 129,6, 135,6, 143,6, 153,7, 163,9, 166,0. Мас-спектр, m/z (%): 415 

[М+Н]+ (100 %). Знайдено, %: С 60,58; Н 5,72; N 13,33. С21H23ClN4O3. Обчислено, %: 

С 60,79; Н 5,59; N 13,50. 

Етил 1-бутил-2-метил-5-хлоро-4(4-оксо-1,2,3,4-тетрагідро-піримідо[1,2-

а]бензімідазол-2-іл)-1Н-пірол-3-карбоксилат 4b Вихід 72 %. Ттопл.178–180 оС. ІЧ 

спектр, см-1: 1 695, 1 736 (C=O), 3 315 (N–H). Спектр ЯМР 1Н, , м.ч.: 0,89 (т, J = 

7,4 Гц, 3H, СН3), 1,16–1,21 (м, 2Н, СН2), 1,29 (т, J = 7,2 Гц, 3H, СН3), 1,51–1,54 (м, 2Н, 

СН2), 2,35 с (3H, СН3), 2,91–2,95 (м, 1H, СНB); 3,40–3,45 (м, 1H, СНA), 3,90 (т, J = 

7,4 Гц, 2Н, СН2N), 4,14 (к, J = 7,2 Гц, 2Н, СН2О), 5,48–5,52 (м, 1H, СН), 8,50 (ш.с, 1Н, 

NH). Спектр ЯМР 13С, , м.д.: 12,2, 13,9, 14,5, 19,7, 31,3, 36,3, 46,1, 46,9, 60,0, 110,2, 

114,8, 116,0, 119,8, 120,6, 125,0, 130,2, 136,4, 144,2, 154,0, 162,8, 164,4, 166,5. Мас-

спектр, m/z (%): 429 [М+Н]+ (100 %). Знайдено, %: С 61,39; Н 5,94; N 12,91. 

С22H25ClN4O3. Обчислено, %: С 61,61; Н 5,88; N 13,06. 

Етил 1-бензил-2-метил-5-хлоро-4(4-оксо-1,2,3,4-тетрагідро-піримідо[1,2-

а]бензімідазол-2-іл)-1Н-пірол-3-карбоксилат 4с Вихід 83 %. Ттопл.190–192 оС. ІЧ 

спектр, см-1: 1 697, 1 740 (C=O), 3 319 (N–H). Спектр ЯМР 1Н, , м.ч.: 0,92 (т, J = 

7,2 Гц, 3H, СН3), 2,38 с (3H, СН3), 2,94–2,98 (м, 1H, СНB); 3,42–3,47 (м, 1H, СНA), 4,14 

(к, J = 7,2 Гц, 2Н, СН2О), 5,30 (с, 2Н, СН2Ph), 5,48–5,52 (м, 1H, СН), 8,55 (ш.с, 1Н, 

NH).  Спектр  ЯМР  13С,  , м.д.:  11,8, 19,5,  31,5,  37,9,  45,7, 59,4, 112,3,  114,9, 116,5,  
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120,1, 120,7, 122,0, 125,0, 126,3, 127,7, 130,2, 132,7, 135,5, 143,6, 154,4, 162,1, 164,6, 

166,7. Мас-спектр, m/z (%): 463 [М+Н]+ (100 %). Знайдено, %: С 65,03; Н 4,91; N 

12,23. С25H23ClN4O3. Обчислено, %: С 64,86; Н 5,01; N 12,10. 

Синтез сполук 5. До cуспензії 200 мг (5 ммоль) натрій гідриду 60 %-го NaH в 

40 мл сухого ТГФ за перемішування та охолодження до 0 оС додавали 5 ммоль 

відповідного естеру 3-піролкарбонової кислоти 4.  Реакційну суміш перемішували за 

кімнатної температури 3 год, розчинник  видаляли у вакуумі, до залишку додавали 

10 мл 1н  НСl, перемішували годину, твердий осад відфільтровували, сушили на 

повітрі та кристалізували із 70 %-го етанолу. 

3-(1Н-Бензімідазол-2-іламіно)-3-[4-(етоксикарбоніл)-5-метил-1-пропіл-2-

хлоро-1Н-пірол-3-іл]пропанова кислота 5а. Вихід 66 %. Ттопл.165–167 оС. ІЧ спектр, 

см-1: 1 728 (C=O), 2 475–2 698 (зв’язана ОН групи СООН), 3 291, 3 347 (N-H). Спектр 

ЯМР 1Н, , м.ч.: 0,84 (т, J = 7,6 Гц, 3H, СН3), 1,33 (т, 3H, СН3, J = 7,4 Гц, 3H, СН3,), 

1,56 (к, J = 7,6 Гц, 2H, СН2), 2,04–2,10 (м, 1H, СНB), 2,35 с (3H, СН3), 3,30–3,35 (м, 1H, 

СНА), 3,81 (т, J = 7,6 Гц, 2Н, СН2N), 4,25 (к, J = 7,4 Гц, 2Н, СН2О), 5,48–5,52 (м, 1H, 

СН), 6,29 (ш.с, 1Н, NH), 6,62–6,67 (м, 2Наром), 6,97–7,02 (м, 2Наром). Протони груп 

СООН та NH перебувають в обміні з молекулами води дейтеророзчинника. Спектр 

ЯМР 13С, , м.д.: 11,6, 14,3, 14,5, 22,3, 40,9, 45,0, 44,8, 51,7, 59,4, 102,7, 114,3, 115,1, 

121,1, 122,3, 126,2, 127,8, 132,0, 137,1, 137,4, 143,4, 151,9, 162,6, 172,1. Мас-спектр, 

m/z (%): 433 [М+Н]+ (100 %). Знайдено, %: С 58,48; Н 5,75; N 13,02. С21H25ClN4O4. 

Обчислено, %: С 58,26; Н 5,82; N 12,94. 

3-(1Н-Бензімідазол-2-іламіно)-3-[1-бутил-4-(етоксикарбоніл)-5-метил-2-

хлоро-1Н-пірол-3-іл]пропанова кислота 5b. Вихід 61 %. Ттопл.159–161 оС. ІЧ спектр, 

см-1: 1 725 (C=O), 2 465–2 710 (зв’язана ОН групи СООН), 3 284, 3 340 (N–H). Спектр 

ЯМР 1Н, , м.ч.: 0,87 (т, J = 7,4 Гц, 3H, СН3), 1,18–1,23 (м, 2Н, СН2), 1,30 (т, J = 7,4 Гц, 

3H, СН3), 1,53–1,57 (м, 2H, СН2), 2,09–2,15 (м, 1H, СНB), 2,40 (с, 3H, СН3), 3,25–3,30 

(м, 1H, СНА), 3,86 (т, J = 7,6 Гц, 2Н, СН2N), 4,19 (к, J = 7,4 Гц, 2Н, СН2О), 5,44–5,48 

(м, 1H, СН), 6,42 (ш.с, 1Н, NH), 6,70–6,75 (м, 2Наром), 6,99–7,04 (м, 2Наром). Протони 

груп СООН та NH перебувають в обміні з молекулами води дейтеророзчинника. 

Спектр ЯМР 13С, , м.д.: 13,7, 14,9, 20,3, 40,9, 45,0, 30,7, 41,5, 45,1, 48,7, 58,8, 103,2, 

114,6, 115,0, 121,5, 122,9, 125,6, 127,4, 131,8, 137,0, 137,6, 143,4, 152,1, 162,2, 171,5. 

Мас-спектр, m/z (%): 447 [М+Н]+ (100 %). Знайдено, %: С 58,87; Н 5,94; N 12,37. 

С22H27ClN4O4. Обчислено, %: С 59,12; Н 6,09; N 12,54. 

3-(1Н-Бензімідазол-2-іламіно)-3-[1-бензил-4-(етоксикарбоніл)-5-метил-2-

хлоро-1Н-пірол-3-іл]пропанова кислота 5с. Вихід 69 %. Ттопл.178–180 оС. ІЧ спектр, 

см-1: 1 723 (C=O), 2 472–2 685 (зв’язана ОН групи СООН), 3 289, 3 335 (N–H). Спектр 

ЯМР 1Н, , м.ч.: 0,91 (т, J = 7,4 Гц, 3H, СН3), 2,14–2,19 (м, 1H, СНB), 2,42 (с, 3H, СН3), 

3,20–3,26 (м, 1H, СНА), 4,21 (к, J = 7,4 Гц,  2Н, СН2О), 5,29 (с, 2Н, СН2Ph), 5,47–5,52 

(м, 1H, СН), 6,51 (ш.с, 1Н, NH), 6,62–6,68 (м, 2Наром), 7,11–7,16 (м, 2Наром). Протони 

груп СООН та NH перебувають в обміні з молекулами води дейтеророзчинника. 

Спектр ЯМР 13С, , м.д.: 13,7, 14,6, 42,2, 45,1, 51,8, 57,8, 104,3, 112,7, 114,0, 119,5, 

119,9, 124,1, 127,9, 130,3, 136,5, 137,4, 142,7, 153,6, 162,8, 173,3. Мас-спектр, m/z (%): 

481 [М+Н]+ (100 %). Знайдено, %: С 62,67;  Н 5,13; N 11,47. С25H25ClN4O4. 

Обчислено, %: С 62,43; Н 5,24; N 11,65. 
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Based on the literature survey, the value of β-amino acids, containing various heterocyclic 

moieties in the aminoalkyl fragment, was emphasized for synthetic and biomedical research. In 

particular, 3-(3-thienyl)-3-aminopropanoic acids have proven to be convenient synthetic blocks for 

the production of cyclopent [c] thiophene derivatives as novel antitumor agents. Esters of 3-(3-

indolyl)-3-aminopropanoic acid have been used in the total synthesis of kopsinine alkaloids and 

actinophilic acid. 3-(4-thiazolyl) – and 3-(3-isoxazolyl)-3-aminopropanoic acid derivatives are 

characterized by pronounced antibacterial activity and esters of 3-(4-imidazole)-3-aminopropanoic 

acid are effective inhibitors of geranylgeranylprotein transferase. Equally interesting in the synthetic 

and biological aspects are the N-azolyl substituted 3-aminocarboxylic acid derivatives. Among the 

compounds of this type N-(2-thiazolyl)-3-aminocarboxylic acids are bactericidal agents. Esters of    

N-(2-benzimidazolyl)-3-aminopropanoic acid are inhibitors of the neprilusin. 

The expediency of developing an effective approach to the synthesis of novel 3-

aminopropanoic acid derivatives containing an amino group, modified with 2-benzimidazolic 

fragment and functionalized pyrrolic cycle in position 3, was justified. As base substrates for target 

products, the ethyl esters of 1-alkyl-5-chloro-4-formylpyrrole-3-carboxylic acids were chosen, which 

were used in Knoevenagel condensation with Meldrum's acid at room temperature in pyridine. The 

obtained 4-pyrrolidene-substituted Meldrum’s acids were used for further cyclization with 

2-aminobenzimidazole in DMF at reflux to form 4-(pyrimido[1,2-a]benzimidazolyl)pyrrole-3-

carboxylic esters. The latter, when exposed to an equimolar amount of NaH in THF at room 

temperature, are prone to hydrolytic cleavage of the hydrogenated pyrimidone cycle, resulting in N-

(2-benzimidazolyl)-3-(3-pyrrolyl)-3-aminopropanoic acid derivatives. The structure of intermediate 

and final compounds is confirmed by a complex of modern physicochemical methods (IR, NMR 

spectroscopy and chromato-mass spectrometry). 

 

Keywords: 4-formylpyrroles, Meldrum’s acid, 2-aminobenzimidazole, pyrimido[1,2-

a]benzimidazoles, N-(2-benzimidazolyl)-3-(3-pyrrolyl)-3-aminopropanoic acids. 
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