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ВВЕДЕНИЕ 

 

В последнее время наблюдаются значительные изменения в направлении развития 

органической химии. Первая глобальная тенденция связана с ограниченностью ископае-

мого сырья как источника органических соединений. Поэтому наряду с «классическим» 

использованием растений для выделения конкретных веществ с полезными свойствами 

(от относительно простых пинена и ментола до полициклического таксола) всё большее 

внимание уделяется использованию биомассы (отходов деревоперерабатывающей и пис-

чебумажной промышленности, сельскохозяйственного производства и т.д.) как возобнов-

ляемого источника топлива и базовых субстратов («молекулярных платформ») [1–6]. «Мо-

лекулярными платформами» называют соединения, которые можно выделять из биомассы 

как многотоннажные продукты и затем эффективно превращать в полезные материалы 

(функционализированные полимеры, сополимеры, углеводородные смеси и т.п.), либо в 

другие ценные соединения, используя подходы тонкого органического синтеза.  

Вторая глобальная тенденция определяется требованиями «зеленой химии», со-

гласно которым наибольший интерес представляют процессы, протекающие с образовани-

ем минимального количества отходов и побочных продуктов, с минимальным расходова-

нием растворителей, реагентов и т.д. Наиболее ёмко эти требования выражаются понятия-

ми «экономия атомов» и «экономия стадий», что достигается в первую очередь использо-

ванием процессов циклоприсоединения, аннелирования и различных домино-реакций, в 

которых in one pot происходит значительное усложнение структуры органических соеди-

нений в результате образования двух или более новых связей, причём реакции должны 

протекать с высокой хемо-, регио- и стереоселективностью. 

Развитие химии фуранов прямо связано с обеими вышеупомянутыми глобальными 

тенденциями. Во-первых, среди молекулярных платформ, получаемых при переработке 

биомассы, выделяют три производные фурана – фурфурол, 5-гидроксиметилфурфурол и 

фуран-2,5-дикарбоновую кислоту [7,8], из которых можно получить широкий круг фура-

нов с различными заместителями. Например, на схеме 1.1 показаны некоторые из возмож-

ных превращений фурфурола. Во-вторых, фураны проявляют высокую реакционную спо-

собность по отношению к самым разным типам соединений, что обусловлено во многом 

низкой энергией ароматичности фуранового цикла. Одной из важнейших особенностей 

фуранов является их полифункциональность. Как и другие ароматические соединения, 

они эффективно реагируют с электрофилами по реакции электрофильного ароматического 

замещения. Кроме того, в отличие от многих других ароматических соединений, они дают 

также продукты электрофильного присоединения, причём известны реакции как 2,3-, так  
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Схема 1.1 

и 2,5-присоединения. Далее, фураны способны реагировать с нуклеофилами даже в отсут-

ствие акцепторных групп, активирующих нуклеофильное ароматическое замещение. Эта 

способность обусловлена тем, что в результате легкого протонирования фуранового цикла 

образуется электрофильный интермедиат, который и взаимодействует с нуклеофильными 

реагентами (например, реакция Пианкателли [9,10]). Фураны вступают в реакции цикло-

присоединения, причём могут выступать и как 2π-, и как 4π-компонента. Фураны восста-

навливаются и легко окисляются; процесс окисления можно эффективно совмещать с дру-

гими превращениями (например, реакция Ахматовича [11,12]). Нередко разные по сути 

реакции проводятся при схожих реакционных условиях, что позволяет вводить производ-

ные фурана в различные домино реакции, то есть добиваться выполнений отмеченных 

выше требований «экономии атомов» и «экономии стадий». Всё это вместе делает фураны 

особо притягательными исходными соединениями для получения разнообразных ценных 

продуктов органического синтеза, в том числе и других гетероциклических соединений.  
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1. Превращение фуранов в индолы и аннелированные индолы 

(Литературный обзор) 

Среди гетероциклов особое место занимают производные индола, т.к. индольное 

ядро входит в состав нескольких тысяч природных соединений, большого числа лекар-

ственных средств, различных материалов и т.д. Данный обзор посвящен превращению фу-

ранов в индолы, в том числе аннелированные к другим (гетеро)ароматическим системам, 

и их гидрированные производные, так как такие превращения открывают путь к синтезу 

разнообразных ценных производных индола из отходов сельскохозяйственного производ-

ства и лесоперерабатывающей промышленности. В обзор включены те превращения, в ко-

торых фурановый цикл предоставляет хотя бы один атом углерода для образования ин-

дольного ядра. 

1.1. Образование производных индола с сохранением фуранового цикла 

1.1.1. Циклизации без участия атомов углерода фурана 

К настоящему времени описано лишь несколько примеров синтеза производных 

индола из фуранов без прямого участия атомов углерода фуранового цикла в процессе ре-

акции. Эти превращения включают в себя взаимодействие двух заместителей в фурановом 

ядре с образованием либо пятичленного, либо шестичленного цикла индольного фрагмен-

та. Так, Оно с сотрудниками использовали реакцию Соногашира для превращения 2,3-ди-

бромфурана (I) в 2,3-бис(арилэтинил)фуран III, который при катализе комплексом Au(I) 

подвергается циклизации с образованием фуро[3,2-a]карбазола IV (схема 1.2) [13]. 

 
Схема 1.2 
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Другой метод синтеза фуро[3,2-a]карбазолов из 2,3-дизамещенных фуранов был 

использован Вангом с сотр. [14] в ходе полного синтеза алкалоида фуростифолина, вы-

деленного в 1990 г. из коры корней Murraya euchrestifolia Hayata [15]. Для проведения ре-

акции Сузуки-Мияуры между 2-ацетил-3-бромфураном (V) и индолилбороновой кислотой 

(VI) они использовали методику, разработанную Лоу и Фу [16]. Формилированием обра-

зующегося 2-ацетил-3-(1-Boc-2-индолил)фурана (VII) и обработкой продукта VIII тозил-

гидразином был получен бис(N-тозилгидразон), который подвергали циклизации при дей-

ствии основания и Rh2(OAc)4. Последняя стадия включает в себя генерацию двух карбено-

вых комплексов родия, которые, взаимодействуя между собой, образуют фрагмент карба-

зола. Снятие с атома азота в IX защитной группы завершало синтез фуростифолина (X) 

(схема 1.3).  

 
Схема 1.3 

Китайские учёные синтезировали 2-амино-3-(2-бромфенил)фуро[3,2-c]хромен-4-он 

(XI), используя многокомпонентную реакцию между 2-бромбензальдегидом, 4-гидрокси-

кумарином и трет-бутилизонитрилом. Обработка XIа иодидом меди(I) и основанием 

приводит к протеканию внутримолекулярной реакции Ульмана с образованием хромено-

[3,4:4,5]фуро[2,3-b]индола XIIа (схема 1.4) [17]. 

 
Схема 1.4 

Общность данного подхода была продемонстирована на примере реакций с исполь-

зованием других дикарбонильных соединений и изонитрилов. Образующиеся продукты 

без выделения обрабатывали иодидом меди в присутствии основания, получая в одну син-
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тетическую стадию разнообразные пентациклические производные фуро[2,3-b]индола 

(схемы 1.5 и 1.6).  

 
Схема 1.5 

 
Схема 1.6 

1.1.2. Реакции внедрения нитрена по C-H связи фурана 

Известно, что нагревание 2-нитростиролов с фосфинами или фосфитами приводит 

к образованию индолов (реакция Кадогана) [18]. Этот метод, основанный на генерации 

нитрена и его последующем внедрении по связи C–H, использовался также для превраще-

ния орто-нитробифенилов в карбазолы [19] и синтеза других типов азагетероциклов [20]. 

Данный подход применялся также для образования индольного цикла из производных 

фурана, а именно – для превращения 2-(2-нитрофенил)фуранов в производные фуро[3,2-

b]индола.  

Впервые реакция этого типа была описана в 1977 г. Танакой с сотр., которые пока-

зали, что кипячение 2-(2-нитрофенил)фурана (XIII) с триэтилфосфитом приводит к обра-

зованию незамещенного фуро[3,2-b]индола (XIV), хотя и с невысоким выходом (схема 

1.7) [21]. 

 
Схема 1.7 

Интересно, что соответствующая реакция 5-(2-нитрофенил)-2-фуроатов XV приво-

дит к образованию смеси ожидаемых фуроиндолов XVI и их N-этильных производных 

XVII (схема 1.8) [22]. Продукты N-этилирования образуются, очевидно, в результате ал-
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килирования XVI избытком триэтилфосфита. Образование подобных побочных продук-

тов в реакции Кадогана было найдено и для других субстратов [23]. Нужно отметить, что 

XIII и XV можно получить из фурфурола (одной из молекулярных платформ при перера-

ботке биомассы) с помощью высокоэффективных трехстадийных последовательностей. 

 
Схема 1.8 

Реакция Кадогана была использована Крутошиковой с сотр. для синтеза разнооб-

разных производных фуро[3,2-b]индола, в которых по связи C(4)–C(5) фуранового цикла 

аннелирован дополнительный гетероциклический фрагмент. Так, 2-(2-нитрофенил)-4H-

фуро[3,2-b]пирролы XVIII превращали с достаточно хорошими выходами в пирроло-

[2,3:4,5]фуро[3,2-b]индолы XIX (схема 1.9) [24,25].  

 
Схема 1.9 

Для родственного тиено[3,2-b]фурана XX эта циклизация протекает значительно 

эффективнее. В результате с выходом 84% образуется соответствующее тетрациклическое 

соединение XXI (схема 1.10) [26]. 

 
Схема 1.10 

Аналогично были синтезированы пиридо[3,4:4,5]фуро[3,2-b]индолы XXIII [27] и 

пентациклические соединения XXV [25] (схемы 1.11 и 1.12). 

 
Схема 1.11 
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Схема 1.12 

В каждой из обсуждавшихся выше реакций в качестве субстратов использовались 

2-(2-нитрофенил)фураны. Аналогичные результаты могли бы быть получены при исполь-

зовании фуранов, содержащих в вицинальных положениях нитрогруппу и ароматический 

заместитель, однако примеры таких реакций к настоящему времени не описаны, что, оче-

видно, обусловлено в первую очередь плохой доступностью таких фуранов, по крайней 

мере в сравнении с 2-(2-нитрофенил)фуранами. Тем не менее, существует другой класс 

соединений, который также может быть использован для получения фуроиндолов через 

генерацию нитренов – 2-(2-азидофенил)фураны. 

Впервые термолиз 2-(2-азидофенил)фуранов для синтеза фуроиндолов также был 

описан Танакой с сотрудниками [21,22,28]. Выделение фуро[3,2-b]индола XIV с низким 

выходом в реакции XIII с триэтилфосфитом заставило их искать более эффективные ме-

тоды синтеза этого соединения. В результате они нашли, что XIV может быть получен 

термолизом 2-(2-азидофенил)фурана XVIa с приемлемым выходом 60% (схема 1.13) [21]. 

 
Схема 1.13 

Соединение XXVIa получали из 5-(2-нитрофенил)фуран-2-карбоновой кислоты 

(XXVII), используя последовательность превращений, приведённую на схеме 1.14, с сум-

марным выходом ~50% [21], или кросс-сочетанием Сузуки-Мияуры фуран-2-бороновой 

кислоты с 2-бромофенилазидом (схема 1.15) [29].  

 
Схема 1.14 
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Схема 1.15 

Они показали также, что наличие электроноакцепторных заместителей при атоме 

C(5) повышает эффективность циклизации 2-(o-азидофенил)фуранов XXVIb-d; соответст-

вующие фуро[3,2-b]индолы XXX были выделены с выходами 70–77% (схема 1.16) [22,28]. 

 
Схема 1.16 

Этот подход использовался также для получения серии 4,6-дизамещенных 2-(мор-

фолинокарбонил)фуро[3,2-b]индолов XXXIII (схема 1.17). Некоторые из них демонстри-

руют высокую анальгетическую, жаропонижающую и противовоспалительную актив-

ность, не проявляя при этом ульцерогенных свойств [30–32]. 

 
Схема 1.17 

1.1.3. Реакции электрофильной циклизации по Фриделю-Крафтсу 

Довольно неожиданно оказалось, что реакции электрофильной циклизации по Фри-

делю-Крафтсу редко использовались для превращения фуранов в производные индола. 

Известно несколько примеров домино-реакций, в которых алкилирование фурана является 

одной из ключевых стадий образования индольного ядра (см. ниже). Однако нам удалось 

найти только один пример внутримолекулярного алкилирования фурана по Фриделю-

Крафтсу, приводящего к образованию фурокарбазолов. Катрицкий и Кси показали, что 3-

[(бензотриазол-1-ил)метил]-2-[(фурил)(метокси)метил)]индолы XXXV при кипячении в 

1,2,4-трихлорбензоле подвергаются циклизации с образованием фурокарбазолов XXXVI 

(схема 1.18) [33]. 
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Схема 1.18 

Более изучено внутримолекулярное алкилирование бензофуранов. Так, Ли и Йоши-

каи недавно описали получение бензофурокарбазола XL внутримолекулярной конденса-

цией 1-(бензофурил)-1-(3-формил-2-индолил)этана XXXIX, синтезированного Co-катали-

зируемым взаимодействием 2-винилбензофурана XXXVIII с имином XXXVII (схема 

1.19) [34].  

 
Схема 1.19 

Шэннон и соавторы описали реакцию бензофурана (XLI) с 2-(ацетоксиметил)-3-

ацетилпирролом XLII. Продукт двойного алкилирования ароматизуется с образованием 

бензофуроиндола XLIV (схема 1.20) [35].  

 
Схема 1.20 
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Моханакришнан с соавторами использовали этот подход для аннелирования к бен-

зофурану изомерных 2,3-(бромометил)(диацетоксиметил)индолов XLV и XLVII с образо-

ванием бензофурокарбазолов XLVI и XLVIII, соответственно (схема 1.21) [36]. Катализи-

руемая бромидом цинка реакция включает в себя двойную электрофильную атаку XLV 

или XLVII на бензофуран и ароматизацию образующегося при этом интермедиата.  

 
Схема 1.21 

Соединения XLVI получали также аннелированием к бензофурану [2-(бромоме-

тил)индол-3-ил]метиленмалонатов XLIX [37,38]. Предложенный авторами механизм 

включает алкилирование бензофурана по Фриделю-Крафтсу с последующим 1,5-сдвигом 

атома водорода, электроциклизацией фрагмента 1,3,5-триена и ароматизацией продукта в 

результате отщепления диэтилмалоната (схема 1.22).  

 
Схема 1.22 
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Показано, что варьирование защитной группы на атоме азота (Boc, Ts) или замеще-

ние малонильного фрагмента на барбитурат (XLIXc) не оказывает заметного влияния на 

эффективность реакции. Фурокарбазол XLVIa получали также, используя в качестве ал-

килирующего агента 2-(ацетоксиметил)индол XLIXd, но в этом случае требуется исполь-

зование более сильной кислоты Льюиса (FeCl3). 

Реакцией бензофурана с бис(диацетоксиметил)индолом L в присутствии BF3OEt2 

был получен бензофурил-замещённый бензофурокарбазол LI (схема 1.23) [39]. 

 
Схема 1.23 

Цучимото с соавторами описали катализируемое In(ONf)3 аннелирование метил-

пропаргилового эфира к 2-(5-метил-2-фурил)- и 2-(бензофуран-2-ил)индолам LIIa,b, при-

водящее к образованию (бензо)фурокарбазолов LIV (схема 1.24) [40,41]. Реакция начина-

ется с нуклеофильной атаки атома С(3) индола на тройную связь CC, активированную 

образованием комплекса с In3+. Продукт присоединения LIII, получающийся в результате 

этой атаки, также взаимодействует с кислотой Льюиса, которая активирует фрагмент ал-

лилового эфира для алкилирования фурана по Фриделю-Крафтсу. Ароматизация образую-

щегося при этом интермедиата дает целевые соединения LIV. 

 
Схема 1.24 

Аналогично, реакция метилпропаргилового эфира с 2-(бензофуран-3-ил)индолом 

LV дает бензо[4,5]фуро[3,2-a]карбазол LVI (схема 1.25) [41]. Изучение фотофизических 

свойств LIV и LVI показало, что они флуоресцируют с максимумом испускания в области 

380–440 нм и квантовым выходом вплоть до 0.485 (для LVI). N-Арилирование 

бензофурокарбазола LIV по Бахвальду-Хартвигу 4-бромобензонитрилом даёт продукт с 

em 379 нм в EtOAc, 420 нм в CH2Cl2 (F = 0.267) и 440 нм в ДМСО. Этот 
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сольватохромизм обусловлен переносом заряда в возбуждённом состоянии соединения 

вследствие переноса электрона от электрон-обогащённого фурокарбазола к электрон-

обеднённой 4-цианофенильной группе [41].  

 
Схема 1.25 

Те же условия использовались для проведения реакции между бензофураном LVII 

и N-метилиндолом (LVIII), приводящей к образованию бензофурокарбазола LIX [42]. 

Неожиданно в качестве побочного продукта был выделен изомерный бензофурокарбазол 

LX (схема 1.26). 

 
Схема 1.26 

Хадкинс с соавторами использовали катализируемую кислотой домино-реакцию 

LIIc (R1 = R2 = H) с малеимидом для получения бензофуро[2,3-a]пирроло[2,3-c]карбазола 

LXII. Реакция включает в себя присоединение индола к малеимиду по Михаэлю и после-

дующую электрофильную циклизацию аддукта LXI (схема 1.27) [43]. Было изучено влия-

ние LXII на активность протеинкиназы С и -интерферона человека, однако заметного 

увеличения активности по сравнению с контролем найдено не было. 

 
Схема 1.27 
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1.1.4. Циклизации, катализируемые соединениями переходных металлов 

Изучение реакции между LIIc и малеимидом показало, что соединение LXI может 

быть выделено при проведении реакции в толуоле в присутствии каталитических коли-

честв трифторуксусной кислоты. Обработка LXI ацетатом палладия(II) и хлоранилом 

(тетрахлоро-1,4-бензохиноном) позволяет осуществить другое направление его циклиза-

ции – получение карбазола LXIII (схема 1.28) [44]. Циклизация не наблюдается в отсут-

ствие хлоранила, то есть окислитель необходим для протекания реакции. Интересно, что 

замена хлоранила на 2,3-дихлоро-5,6-дициано-1,4-бензохинон (DDQ) привела лишь к раз-

ложению исходного соединения.  

 
Схема 1.28 

Для получения аналогов агликона хорошо известного противоопухолевого агента 

стауроспорина соединение LXIII восстанавливали по Клемменсену. В результате была 

получена смесь изомерных амидов LXIVa/b в соотношении 3:1; амиды были разделены 

ВЭЖХ на носителе с обращённой фазой (схема 1.29). 

 
Схема 1.29 

Соединения LXIII и LXIV были изучены в качестве ингибиторов недифференци-

рованных киназ MLK1 и MLK3. Соединение LXIVb оказалось наиболее активным, но 

неселективным (IC50 ~ 300 нМ для обеих киназ). Соединение LXIVa было менее 

активным (IC50 = 1.1 мкM по отношению к MLK3), но более селективным (IC50 > 10 мкМ 

для MLK1). Нужно отметить, что замещение атома кислорода на фрагмент –CH2CH2– 

значительно увеличивает активность аналогов соединений LXIII и LXIVb (для MLK1, 

IC50 = 22 и 46 нМ, соответственно; для MLK3 – 12 и 22 нM) [45]. 
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Бензофурокарбазол LXVI был получен аннелированием дифенилацетилена к 2-

(бензофуран-3-ил)-1-метилиндолу LXV в присутствии молекулярного кислорода и ацетата 

палладия (схема 1.30) [46]. 

 
Схема 1.30 

Кнохель с соавторами недавно описали метод получения гетероциклических ами-

нов на основе катализируемого солями меди окислительного аминирования различных 

гетаренов [47]. Применение этого метода к 2-(бензофуран-3-ил)анилинам LXVII позволи-

ло им синтезировать серию бензо[4,5]фуро[2,3-b]индолов LXVIII с выходами от умерен-

ных до вполне хороших (схема 1.31).  

 
Схема 1.31 

Катализ солями меди в присутствии DMEDA использовался также для внутримоле-

кулярного арилирования атома азота в 3-бромо-2-[2-(тозиламино)фенил]бензофуране 

LXIX с образованием бензо[4,5]фуро[3,2-b]индола LXX (схема 1.32) [48]. Реакцию можно 

провести как в толуоле, так и в водном растворе; замена DMEDA на другие диамины 

(TMEDA, транс-циклогексан-1,2-диамин) не оказывает существенного влияния на выход 

продукта реакции. Интересно, что катализ соединениями палладия оказался неэффектив-

ным для данной реакции. Таким образом, подходы, приведенные на схемах 1.31 и 1.32, до-

полняют друг друга при получении изомерных бензофуроиндолов.  
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Схема 1.32 

Блэк и Резаи осуществили катализируемую палладием циклизацию 3-арил-2-(2-ин-

долил)бензофуранов LXXI в бензокарбазолы, аннелированные к фрагменту бензофурана 

LXXII (схема 1.33) [49]. Интерес к этим соединениям обусловлен тем, что они являются 

структурными аналогами известных противоопухолевых антибиотиков ребеккамицина и 

стауроспорина.  

 
Схема 1.33 

Это сходство отмечали также Ван Вранкен с соавторами [50]. Из бензофуран-3-

карбальдегида LXXIII и бромида (3-индолилметил)трифенилфосфония LXXIV они полу-

чили 3-[2-(1-тозил-3-индолил)этил]бензофуран (LXXV), который после удаления тозиль-

ной группы подвергали кислотно-катализируемой циклизации (схема 1.34). Последова-

тельная обработка продукта LXXVII избытком ксилозы и DDQ привела к продукту 

LXXVIII.  
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Схема 1.34 

Сравнение конформационных равновесий в LXXVIII, его аза-аналоге, N-(ксилопи-

ранозил)индоло[2,3-a]карбазоле и в ребеккамицине показало, что ребеккамицин сущест-

вует преимущественно в «закрытой» конформации, содержащей циклическую водород-

ную связь между фрагментом NH и пиранозным атомом кислорода. Положение равнове-

сия зависит от используемого растворителя: если растворитель может выступать в качест-

ве акцептора водородной связи, он эффективно конкурирует с фрагментом NH, изменяя 

положение равновесия. Поскольку соответствующая водородная связь отсутствует в 

LXXVIII, для этого соединения положение равновесия не зависит от растворителя.  

1.1.5. Радикальные реакции 

К настоящему времени описано лишь несколько примеров радикальных реакций 

производных фурана, приводящих к образованию индолов или карбазолов. В частности, 

было показано, что образование фурокарбазола LXXX в ходе флэш-вакуумного пиролиза 

(FVP) стабилизированного илида фосфора LXXIX протекает через образование индолиль-

ного радикала (схема 1.35) [51]. 

 
Схема 1.35 

Ясухара с соавторами разработали короткий синтез фуростифолина, ключевой ста-

дией в котором является инициированная иодом фотоциклизация 2-(2-изопропенилфуран-

3-ил)индола LXXXI (схема 1.36). Реакция сопровождается значительной полимеризацией, 
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что позволяет сделать вывод о радикальном, а не электроциклическом механизме данной 

циклизации [52].  

 
Схема 1.36 

Превращение соединений LXXXII в фуро[2,3-c]карбазолы LXXXIII протекает как 

домино-реакция, включающая в себя индуцированное облучением образование С–С связи 

между фрагментами хлориндола и алкенилфурана, последующую электроциклизацию и 

элиминирование альдегида RCHO (схема 1.37) [53]. 

 
Схема 1.37 

Родственная последовательность «фотохимическая циклизация/электроциклизация 

/окислительная ароматизация» использовалась для превращения фурилзамещённого 3-

хлоризохинолона LXXXIV в фуро[1,2-f]пирроло[3,2,1-de]фенантридин-5-он LXXXV (схе-

ма 1.38) [54]. 

 
Схема 1.38 

Фторзамещённые окса-аналоги ребеккамицина LXXXVII получали из 2-(бензофу-

ран-2-ил)индолов LIId,e и дибромомалеимида, используя в качестве ключевой стадии фо-

тохимическую реакцию (схема 1.39) [55]. Cоответствующие глюкопиранозиды LXXXVIII 

ингибируют топоизомеразу I, а также проявляют цитотоксичность по отношению к клет-

кам мышиной лейкемии P388 на субмикромолярном уровне. 
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Схема 1.39 

1.1.6. Электроциклические реакции 

Ранее уже приводились некоторые примеры домино-реакций, одной из стадий ко-

торых была электроциклизация. Электроциклические реакции с участием С=С связи фура-

на использовались и в качестве прямого метода образования индольного цикла. Так, опи-

сана электроциклическая реакция 1-(2-фурил)-2-(пиррол-2-ил)этилена LXXXIXa с образо-

ванием фуро[3,2-e]индола XCa в результате in situ окисления интермедиата кислородом 

воздуха (схема 1.40) [56]. Эта окислительная циклизация протекает с выходом только 

38%, однако позже те же авторы показали, что при проведении реакции в ацетонитриле в 

присутствии Pd/C выходы продуктов XC составляют 80–84% [57,58]. 

 
Схема 1.40 

Фуроиндол XCb использовали для получения фурановых аналогов метаболитов 

противоопухолевого антибиотика СС-1065 (схема 1.41) [58]. 
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Схема 1.41 

Электроциклическая реакция XCVI также была ключевой стадией в синтезе фура-

нового аналога циклопропапирролоиндольного фрагмента СС-1065 (схема 1.42) [59]. 

 
Схема 1.42 

Электроциклическая реакция 2-пирролил-3-фурилмалеата XCVIII использовалась 

для получения пирроло[3,4-g]фуро[3,2-e]индола C, проявляющего цитотоксическую ак-

тивность по отношению к клеткам лёгочной карциномы человека NCI-H460 (схема 1.43) 

[60]. 

 
Схема 1.43 

Аналогичная электроциклическая реакция 1-индолил-2-фурилэтилена CI приводит 

к образованию фуро[3,2-a]карбазола CII (схема 1.44) [61]. 
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Схема 1.44 

Этот подход был использован в полном синтезе фуростифолина (Х), начинавшемся 

с получения 2-индолил-3-фурилбутеноата СIII, электроциклическая реакция которого 

дает фуро[3,2-a]карбазол СIV. Гидролиз и декарбоксилирование последнего привели к 

целевому алкалоиду (схема 1.45) [62]. 

 
Схема 1.45 

В приведённых выше примерах для синтеза индольного цикла использовались про-

изводные 1-пирролил-2-фурилэтилена. Другой подход заключается в электроциклической 

реакции пирролов, содержащих в вицинальных положениях алкенильный и фурильный за-

местители. Так, облучение пиррола CVI с последующим окислением продукта электро-

циклизации DDQ приводит к фуро[2,3-e]индолу CVII (схема 1.46) [63,64]. Аналогично, 

облучение 2-фенил-3-(2-фурил)пирролов CVIII в присуствии иода даёт бензо[g]фуро[2,3-

e]индолы CIX (схема 1.47) [65,66]. 

 
Схема 1.46 

 
Схема 1.47 
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На in situ генерации производного 3-алленил-2-фурилиндола из пропаргилиндола 

CX с последующим электроциклическим превращением в фурокарбазол CXI основан ещё 

один подход к фуростифолину. Синтез целевого алкалоида завершался снятием защитных 

групп с атомов азота и кислорода, превращением фенольной группы в трифлат CXIII и 

восстановительным элиминированием трифторметансульфонилокси-группы (схема 1.48) 

[67,68]. 

 
Схема 1.48 

Скелет фуро[3,2-a]карбазола получали также из 2-(2-ацетилфуран-3-ил)-3-формил-

индола CXIV, используя последовательность стадий «олефинирование по Виттигу – π8 

электроциклизация – π6 электроциклизация» (схема 1.49) [69]. 

 
Схема 1.49 

Бензо[g]фуро[2,3-e]индолы CIXa,b и соответствующие фуроиндолоны CXVIII бы-

ли получены также фотоинициированной реакцией между тиоамидами CXVI и β-фурил-

α,β-ненасыщенными карбонильными соединениями CXVII (схема 1.50) [65,66].  
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Схема 1.50 

Предложенный механизм приведён на схеме 1.51. Он включает в себя реакцию 

[2+2]-циклоприсоединения, последующее раскрытие тиетана с образованием β-фурилсти-

рола, электроциклическую реакцию, отщепление H2S и циклизацию в результате атаки 

аминогруппы на карбонильный атом угдерода. 

 
Схема 1.51 

Наконец, при десилилировании диина CXIX наряду с терминальным алкином CXX 

был получен фуро[2,3-b]карбазол CXXI (схема 1.52) [70]. Предполагаемый механизм за-

ключается в генерировании 1,4-бензолдиильного интермедиата, аналогичного бирадикалу, 

образующемуся при циклизации Бергмана [71]. Этот процесс не был тщательно изучен, 

поскольку в данной работе циклизация представляла собой нежелательный побочный 

процесс. 

 

Схема 1.52 
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1.2. Синтез индолов из фуранов с использованием реакций циклоприсоединения 

1.2.1. Реакция Дильса-Альдера для превращения фуро[x,y-b]пирролов в индолы  

Известно, что фураны являются хорошими диенофилами в реакции Дильса-Альде-

ра; при этом образуются новые шестичленные циклы. Следовательно, реакция Дильса-

Альдера может быть использована для получения шестичленного цикла индольного фраг-

мента, что возможно, например, если исходный фуран аннелирован к пиррольному циклу.  

Действительно, Крутошикова с соавторами показали, что кипячение смеси фуро-

[3,2-b]пирролов CXXII с диметиловым эфиром ацетилендикарбоновой кислоты (DMAD) 

CXXIII в ацетонитриле приводит к образованию 6-гидроксииндол-4,5-дикарбоксилатов 

CXXIV (схема 1.53) [72,73]. 

 
Схема 1.53 

Хотя реакция CXXII c этилпропиолатом CXXV в принципе может дать два изомер-

ных продукта, было показано, что реакция протекает региоселективно; образуются исклю-

чительно 6-гидроксииндол-4-карбоксилаты CXXVI (схема 1.54). 

 
Схема 1.54 

Авторы нашли, что скорость реакции увеличивается с увеличением полярности 

растворителя, что можно объяснить постадийным механизмом циклоприсоединения: вна-

чале фуропиррол выступает в качестве нуклеофила, и атом С2 атакует электрофильный 

алкин, а затем образовавшийся цвиттер-ион циклизуется с образованием аддукта Дильса-

Альдера, который подвергается быстрой ароматизации с образованием CXXIV или 

CXXVI.   

Введение в α-положение фуранового цикла объёмного заместителя замедляет эту 

реакцию. В результате 2-арилфуро[2,3-b]пирролы CXXVII в реакции с DMAD при ком-

натной температуре дают аддукты Михаэля CXXVIII, образующиеся в результате нуклео-
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фильной атаки на электрофильный алкен атома С(5) фуропиррола CXXVII, а при нагрева-

нии превращаются в 6-аминобензофуран-4,5-дикарбоксилаты CXXIX, являющиеся про-

дуктами формального [4+2]-циклоприсоединения по пирролльному циклу и последующей 

ароматизации (схема 1.55) [74]. 

 
Схема 1.55 

Изомерные фуро[2,3-b]пирролы CXXX в реакции с DMAD превращаются в эфиры 

5-гидроксииндол-6,7-дикарбоновых кислот CXXXI. N-Незамещённые CXXX вступают в 

реакцию с двумя эквивалентами DMAD, причём вторая молекула выступает в качестве ак-

цептора Михаэля (схема 1.56). Поскольку контрольный эксперимент показал, что CXXXII 

не образуется из СXXXId, авторы сделали вывод, что присоединение по Михаэлю проис-

ходит до реакции Дильса-Альдера [75]. 

 
Схема 1.56 

Авторы изучили также взаимодействие CXXX с несимметричным диенофилом 

CXXV и нашли, что в этом случае образуется смесь региоизомерных индолов, причём ос-

новными продуктами являются индолы CXXXIII, содержащие акцепторный заместитель 

из диенофила в положении 7, а изомерные индолы СXXXIV образуются лишь в незначи-

тельном количестве (схема 1.57). 
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Схема 1.57 

Падва и Кисселл изучили возможность использования дигидрофуро[2,3-b]пирролов 

CXXXV для получения скелета алкалоидов ряда ликорина. Они нашли, что реакция 

CXXXVа с DMAD приводит к образованию смеси продуктов CXXXVI–CXXXVIII (схема 

1.58). Взаимодействие CXXXV с N-фенилмалеимидом протекает более селективно, давая 

смесь циклоаддукта CXXXIX и продукта его ароматизации CXL в соотношении 1:3 с 

суммарным выходом 95%. Обработка CXXXIX кислотой с высоким выходом приводит к 

индолину CXL (схема 1.58) [76,77].  

 
Схема 1.58 

Эти же учёные изучили внутримолекулярную реакцию Дильса-Альдера N-алкено-

илфуро[2,3-b]пирролов и показали, в частности, что термолиз N-пентеноилдигидрофуро-

[2,3-b]пирролов CXLI приводит к производным пиридоиндола CXLII (схема 1.59) [76]. 

 
Схема 1.59 
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1.2.2. Внутримолекулярные реакции Дильса-Альдера производных фурана 

Последняя реакция из раздела 1.2.1 является примером внутримолекулярного 

[4+2]-циклоприсоединения. Впервые синтез производного индола внутримолекулярной 

реакцией Дильса-Альдера производного фурана был описан в 1994 г. Квэйлом с соавтора-

ми [78]. Они использовали метод Кобаяши [79] для генерации фрагмента дегидробензола 

из анилида CXLIII. Последующая внутримолекулярная реакция [4+2]-циклоприсоедине-

ния приводит к образованию индола CXLIV (схема 1.60). 

 
Схема 1.60 

Сложность синтеза исходного анилида делают этот подход малоперспективным 

для дальнейшего развития; действительно, с тех пор подобное превращение использова-

лось только однажды [80]. Прорыв в этой области был совершён несколько позже группой 

Падвы. Изучая внутримолекулярные реакции Дильса-Альдера разнообразных фуранов, 

они разработали общий метод синтеза производных индола из N-алкенил- или N-

алкеноил-2-аминофуранов [81–85]. 

Простые 2-аминофураны неустойчивы, однако введение акцепторной группы к ато-

му азота их существенно стабилизирует. Поэтому основное внимание в группе Падвы уде-

ляли 2-(ациламино)фуранам, которые получают тремя основными путями (схема 1.61).  

 
Схема 1.61 

Два метода основаны на реакции Курциуса. Нагревание азидов фуран-2-карбоно-

вых кислот CXLV в присутствии соответствующего спирта приводит к образованию кар-
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баматов CXLVI [86,87]. Нагревание этих азидов в отсутствие нуклеофильных агентов поз-

воляет получить изоцианаты CXLVII, обработка которых реактивами Гриньяра или диал-

килкупратами лития приводит к соответствующим амидам CXLVIII [88]. Третий метод 

заключается в индуцированной трифосгеном перегруппировке Бекмана оксимов 2-ацил-

фуранов CXLIX [89]. 

В 1998 г. Падва с сотрудниками показали, что алкилирование трет-бутил карбама-

та CXLVIa гомоаллилбромидом (CLa) с последующим нагреванием бензольного раствора 

продукта CLIa в запаянной ампуле при 165 С приводит к образованию индолина CLII. 

Когда в аналогичной последовательности превращений использовали 2-замещенные гомо-

аллилбромиды CLb-e, продуктами были гексагидроиндол-5-оны CLIIIa-d (схема 1.62) 

[90,91]. Проведение реакции при более низкой температуре (140 С) замедляет реакцию и 

приводит к более низким выходам циклоаддуктов (65% для R = Me; 56% для R = Ph) [92]. 

 
Схема 1.62 

Соединения CLIII могут быть использованы для получения алкалоидов ряда лико-

рана. Так, гидролиз CLIIIa и последующее ацилирование имина CLIV хлорангидридом 2-

иодопиперониловой кислоты даёт енамид CLV, циклизация которого приводит к соедине-

нию CLVI c пентациклическим скелетом ликорина и его производных (схема 1.63) [90, 

93]. 

 
Схема 1.63 
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Развивая этот подход, Падва с сотрудниками осуществили полный синтез ()--ли-

корана (CLXIII) из соединения CLId; первой стадией этого синтеза была внутримолеку-

лярная реакция Дильса-Альдера (схема 1.64) [93]. 

 
Схема 1.64 

Интересно, что тетрагидроиндолоны СLIII были получены с хорошими выходами 

(70–87%), в то время как индолин CLII был выделен с выходом только 16% (схема 1.62). 

Предполагаемая причина низкого выхода CLII – слишком медленная дегидратация про-

межуточного циклогексадиенола, что вызывает протекание различных побочных реакций. 

Действительно, введение в положение 5 фурана алкильного или ароматического замести-

теля (CLXIVa,b) ускоряет отщепление воды, что обеспечивает получение целевых индо-

линов CLXV с существенно более высокими выходами (схема 1.65) [94]. 

 
Схема 1.65 
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Поскольку эти реакции внутримолекулярного циклоприсоединения проводились 

при высоких температурах, важным фактором оказалась термическая лабильность трет-

бутоксикарбонильной группы. Замещение Boc-группы в CLIb этоксикарбонильной защи-

той (CLXVI) позволил увеличить выход циклоаддукта (CLXVII) с 71% до 90% (схема 

1.66) [91]. 

 
Схема 1.66 

Замещение донорного метильного заместителя в CLI и CLXVI на акцепторную 

сложноэфирную группу увеличивает реакционную способность соединений, что позволя-

ет понизить температуру реакции до 80 С. В этих условиях защитная Boc-группа вполне 

устойчива, и выход N-Boc-гексагидроиндола СLIIIс (87%) оказался выше, чем соответ-

ствующего N-этоксикарбонильного производного (80%) [91]. 

В то же время N-Boc-N-фурил-2-изопропениланилин при кипячении в толуоле об-

разует продукт внутримолекулярного [4+2]-циклоприсоединения с выходом лишь 37%, в 

то время как соответствующий этилкарбамат дает циклоаддукт с выходом 80% (схема 

1.67) [95]. 

 
Схема 1.67 

Этот подход был использован в полном синтезе ()-минфиензина. Взаимодействие 

2-бромфурана (CLXX) с ацетанилидом CLXXI при 90 С в присутствии каталитического 

количества тиофен-2-карбоксилата меди протекает как домино-реакция: аминирование 

фурана создает фрагмент N-стирил-N-фурилацетамида, который вступает во внутримоле-

кулярную реакцию Дильса-Альдера с образованием тетрагидрокарбазола CLXXII. Кипя-

чение толуольного раствора CLXXII с MgI2 (20 мольных %) приводит к образованию тет-

рациклического продукта CLXXIII, который в 6 стадий превращали в целевой ()-минфи-

ензин (схема 1.68) [95]. 
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Схема 1.68 

Варьирование защитной группы на атоме азота также может активировать 2-(буте-

ниламино)фураны в достаточной степени, чтобы обеспечить возможность использования 

более низкой температуры для проведения внутримолекулярного циклоприсоединения. 

Так, нагревание трифторацетамидов CLXXIV при 130 С позволило превратить их с вы-

сокими выходами в замещенные индолины CLXXV (схема 1.69) [96,97]. 

 
Схема 1.69 

Соответствующие трифторметансульфонамиды CLXXVI вступают в реакцию 

внутримолекулярного циклоприсоединения ещё эффективнее, образуя индолины 

CLXXVII с практически количественным выходом уже через 4 ч нагревания при 130 С, в 

то время как для полной конверсии трифторацетамидов CLXXIV требуется 20 ч. Кроме 

того, эта защитная группа легко удаляется с атома азота при действии LiAlH4 (схема 1.70) 

[96,97]. 

 
Схема 1.70 
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Эффективность ароматизации зависит от природы заместителя при атоме С5 фура-

нового цикла. Так, термолиз N-бутенил-N-фурилбензамида CLXXIX при 190 С приводит 

к смеси 5-гидрокси-2,3,4,5-тетрагидроиндола CLXXX и индолина СLXXXI. При обработ-

ке CLXXX эфиратом трёхфтористого бора происходит ароматизация в результате элими-

нирования молекулы воды. В результате с выходом 74% был выделен индолин СLXXXI 

(схема 1.71) [98]. 

 
Схема 1.71 

С другой стороны, Маруока с соавторами показали, что реакция родственных N-

бутенил-N-(5-арил-3-цианофурил)бензамидов и -ацетамидов CLXXXII приводит сразу к 

соответствующим 7-цианоиндолинам CLXXXIII (схема 1.72) [99].  

 
Схема 1.72 

Разработанный метод синтеза 1-бензоилиндолин-5-карбоксилатов (схема 1.71) был 

использован для осуществления полного синтеза алкалоидов ряда Amaryllidaceae из ме-

тил-5-аминофуроата CLXXXIV и 2-бромо-4,5-диалкоксибензоилхлоридов CLXXXV. Ал-

килирование амидов CLXXXVI и последующая реакция Дильса-Альдера N-бутенилами-

дов CLXXXVII приводят к образованию индолинов CLXXXVIII, радикальная циклиза-

ция которых ведёт к тетрациклическим продуктам CLXXXIX. Декарбоксилирование за-

вершает синтез оксоассоанина и ангидроликорин-7-она (схема 1.73) [98]. 

Положение акцептора в диенофильном фрагменте также оказывает важное влияние 

на эффективность реакции внутримолекулярного циклоприсоединения. Как отмечено вы-

ше, акцептор в положении 3 бутенильного заместителя облегчает протекание циклоприсо-

единения. Напротив, акцептор в положении 4 этого заместителя практически не влияет на 

эффективность процесса. Внутримолекулярное циклоприсоединение СXC протекает при 

той же температуре и с тем же выходом. Однако присутствие сложноэфирной группы об-
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легчает ароматизацию, благодаря чему сразу образуется индолин CXCI с выходом 77% 

(схема 1.74) [98]. 

 
Схема 1.73 

 
Схема 1.74 

При наличии заместителей как в положении 3 бутенильного фрагмента, так и в 

положении 5 фурана продуктами внутримолекулярной реакции Дильса-Альдера N-буте-

нил-N-фурилкарбаматов CXCII являются 5-гидрокси-3а,5-дизамещенные тетрагидроиндо-

лы CXCIII (схема 1.75) [91]. 

 
Схема 1.75 

Напротив, соответствующий трифламид CXCIV с высоким выходом превращается 

в 5,7а-эпоксигексагидроиндол CXCV (схема 1.76).  
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Схема 1.76 

Интересно, что введение метильной группы в положение 3 бутенильного замести-

теля, не оказывающее влияние на эффективность внутримолекулярной реакции N-Boc 

производных CLI, CXCII и других, полностью подавляет её в случае N-бензоильного ана-

лога; циклоаддукт не образуется даже при 240 С. Чтобы осуществить это превращение, 

Падва с сотрудниками изучили другие условия проведения реакции Дильса-Альдера. В 

частности, они попытались провести реакцию CXCVI в 4 М LiClO4/(C2H5)2O, однако вы-

делили только циклогексенон CXCIX, поскольку в использованных условиях первона-

чально образующийся циклоаддукт CXCVII превращается в стабильный цвиттер-ион 

CXCVIII, который при обработке реакционной смеси водой гидролизуется с образовани-

ем CXCIX (схема 1.77) [98]. 

 
Схема 1.77 

Тем не менее, использование эфирного раствора перхлората лития позволяет эф-

фективно получать производные индола из субстратов, не содержащих заместителя в по-

ложении 3 бутенильного фрагмента, поскольку промежуточно образующиеся цвиттер-

ионы быстро подвергаются ароматизации. Так, фуран СС превращается в этих условиях в 

индолин ССI (схема 1.78). 

 
Схема 1.78 

 Интересно, что гомолог CLXXIX, соединение CCII, при нагревании в 4 М LiClO4/ 

(C2H5)2O в присутствии 10-камфорсульфоновой кислоты (CSA) образует не тетрагидрохи-
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нолин, а индолин CCIV, что является результатом предварительной изомеризации со 

сдвигом связи С=С в N-(пент-3-енил)бензамид CCIII (схема 1.79) [98]. 

 
Схема 1.79 

Соединение CLIIIb содержит фрагмент 3а-арилинола, присутствующий в качестве 

структурной единицы в ряде алкалоидов [100,101]. Основываясь на этом, Падва с сотруд-

никами разработали полный синтез ()-мезембрана и ()-кринана из N-фурилкарбаматов 

CCV. Алкилирование соединений CCV даёт 3-арилбутенильные производные CCVII, ко-

торые подвергали термолизу с образованием гексагидроиндолонов CCVIII (схема 1.80). 

 
Схема 1.80 

Восстановление ССVIIIa даёт цис-3а-арил-5-гидрокси-1-метилоктагидроиндол 

CCIX и небольшое количество его транс-изомера. Дезоксигенирование CCIX завершает 

синтез ()-мезембрана (схема 1.81) [102]. 

 
Схема 1.81 

Кетон ССVIIIb восстанавливали в насыщенный спирт CCX, дезоксигенирование 

которого приводит к октагидроиндолу ССXI. Последующее снятие защитной группы с 
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атома азота и обработка продукта солью Эшенмозера завершает синтез пентациклической 

системы кринана (схема 1.82) [102]. 

 
Схема 1.82 

На эффективность внутримолекулярной реакции Дильса-Альдера могут оказывать 

существенное влияние стерические затруднения. Если для CLIIc и CCVIIa-c реакция про-

текает достаточно хорошо, то в случае CCVIId,e, когда ароматический заместитель содер-

жит в орто-положении нитро- или аминогруппу, реакция не идёт даже при 200 С (схема 

1.83) [103].  

 
Схема 1.83 

Введение карбонильной группы в связку, соединяющую диеновый и диенофиль-

ный фрагмент, позволяет решить эту проблему. Так, о-бромфенильное производное 

CCXII при нагревании в запаянной трубке при 150 C эффективно вступает в реакцию 

Дильса-Альдера с образованием гексагидроиндола CCXIII (схема 1.84) [103]. 

 
Схема 1.84 

В то же время попытка провести аналогичное превращение с о-азидофенильным 

аналогом CCXIV оказалась неудачной, поскольку азид разлагается легче. Образующийся 
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при этом нитрен внедряется по связи С–Н орто-алкенильной группы, что приводит к об-

разованию индола CCXV, но без участия фуранового цикла (схема 1.85). 

 
Схема 1.85 

Термолиз N-бутеноил-N-фурилбензамида CCXVI также не позволяет получить це-

левое производное оксиндола. Вместо этого наблюдается перегруппировка Фриса с обра-

зованием 3-бутеноилфурана CCXVII (схема 1.86) [98]. 

 
Схема 1.86 

Тем не менее, в целом имидные производные проявляют гораздо более высокую 

реакционную способность, чем соответствующие N-бутенилкарбаматы. Нередко они на-

столько активны, что их даже не удаётся выделить. Так, при обработке литиированных 

карбаматов CCXVIII смешанными ангидридами CCXIX образуются имидофураны 

CCXX, которые уже при комнатной температуре немедленно вступают во внутримолеку-

лярную реакцию Дильса-Альдера с образованием 5,7а-эпоксигексагидроиндол-2-онов 

CCXXI (схема 1.87) [104]. 

 
Схема 1.87 

Соответствующие 2-замещённые N-Boc-N-фурилбутеноиламиды ССXXg,h могут 

быть выделены, если ацилирование CCXVIIIa проводить при 0 С. При нагревании эти 

соединения превращаются в оксиндолы CCXXIg,h (схема 1.88). 
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Схема 1.88 

В случае стерически более затруднённых диенофилов (производное циклопентена 

ССXIXg) соответствующий имид CCXXi превращается в оксиндол CCXXIi только при 

нагревании до 90 С (схема 1.89). 

 
Схема 1.89 

Вообще, положение карбонильной группы оказывает большое влияние на эффек-

тивность внутримолекулярного [4+2]-циклоприсоединения. Если N-бутенил-N-фурилами-

ды и -карбаматы реагируют обычно при температурах порядка 150–200 С, то многие N-

алкил-N-фурилбутеноиламиды вступают в эту реакцию уже при комнатной температуре. 

Расчёты методом теории функционала плотности (Becke3LYP/6-31G*) показали, что это 

различие обусловлено в первую очередь тем, что карбонильная группа в бутеноильном 

фрагменте обеспечивает принятие молекулой конформации, необходимой для осущест-

вления реакции Дильса-Альдера [105]. 

Синтезированные таким образом соединения CCXXI были превращены в разнооб-

разные производные индола (схема 1.90) [104,106]. 

Для объяснения диастереоселективности реакций образования CCXXIV и 

CCXXVI был предложен механизм, включающий индуцированное Rh(I) раскрытие цикла 

в цвиттер-ион с анти-расположением гидроксильной группы и родиевого комплекса. По-

следующее взаимодействие с нуклеофилом возможно только в случае подхода последнего 

со стороны, противоположной по отношению к объёмному родиевому комплексу, то есть 

син к гидроксигруппе (схема 1.91).  
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Схема 1.90 

 
Схема 1.91 

Полученные таким образом соединения использовали в полных синтезах ряда алка-

лоидов. Так, соединение CCXXIII использовали для синтеза ()-эрисотрамидина (схема 

1.92) [107], соединение CCXXId было ключевым веществом в полном синтезе ()-деме-

токсиэритратидинона (схема 1.93) [107,108], а соединение CCXXVIIa – в полном синтезе 

()-эпи-зефирантина (схема 1.94) [106,107].  

 
Схема 1.92 
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Схема 1.93 

 
Схема 1.94 

Ранее обсуждались реакции, в которых фурановый атом кислорода отщеплялся в 

виде молекулы воды, что обеспечивало ароматизацию первоначально образующегося цик-

лоаддукта и приводило к индолинам. Если исходный фуран содержит при атоме С(5) дру-

гую уходящую группу, возможно образование 5-гидрокси-2,3-дигидроиндолов. Например, 

термолиз 4-алкоксикарбонил-5-метокси-2-сульфамидофурана ССXL позволяет получать 

5-гидрокси-2,3-дигидроиндол-6-карбоксилат CCXLI (схема 1.95) [109]. 
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Схема 1.95 

Термолиз N-(5-нитро-2-фурил)-N-(3-бутенил)тозиламина CCXLII приводит к обра-

зованию 5-гидрокси- и 5-гидрокси-6-нитроиндолинов CCXLIII и CCXLIV, соответствен-

но (схема 1.96) [98]. 

 
Схема 1.96 

Другой метод получения 5-гидроксииндолинов заключается в использовании N-

(фурил)-N-(бут-3-енил)карбаматов, содержащих при атоме С(3) бутенильной группы хо-

рошую уходящую группу. Однако термолиз 3-бромо-3-бутенильного производного 

CCXLVa даёт целевой индолин CCXLVIa с выходом только 5%, что обусловлено элими-

нированием защитной группы в условиях реакции (к невысокой термической стабильнос-

ти Boc-группы добавляется ее лабильность по отношению к выделяющейся в ходе реак-

ции кислоте; незащищённый амин в реакцию Дильса-Альдера не вступает) (схема 1.97).  

 
Схема 1.97 

Авторы предложили два способа решения этой проблемы. Первый – замена Boc 

группы на этоксикарбонильную (карбамат CCXLVb), что позволило получить соответ-

ствующий индолин CCXLVIb c выходом 80%. Второй – использование фенилсульфа-

нильной группы вместо атома брома (карбамат CCXLVс); при этом элиминируется тио-

фенол, не вызывающий протекания каких-либо нежелательных побочных процессов. В ре-
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зультате с выходом 87% образуется CCXLVIa [94].Интересно, что термолиз 5-метилтио-

2-амидофурана CCXLVIIа не приводит к 5-гидроксииндолину. Вместо элиминирования 

метантиола в образующемся циклоаддукте происходит миграция метилтио-группы с обра-

зованием 6-метилтио-1-метил-3а,4-дигидроиндол-2,5(3Н,6Н)-диона CCXLVIIIa. Анало-

гичный результат наблюдался при термолизе 3-метил-3-бутенильного аналога CCXLVIIb 

(схема 1.98) [110]. Реакционная смесь в обоих случаях содержала единственный диасте-

реомер продукта, но выделены CCXLVIII были в виде смесей диастереомеров состава 1:1 

из-за лёгкой эпимеризации при атоме С(6) на стадии очистки. 

 
Схема 1.98 

Ещё один метод синтеза 5-гидроксииндолинов заключается в использовании 2-ами-

дофуранов с алк-3-инильным заместителем CCXLIX (схема 1.99) [94]. Здесь также для 

этилкарбамата выход целевого продукта ССL гораздо выше, чем в случае N-Boc аналога. 

 
Схема 1.99 

Випф с сотрудниками синтезировали серию N-фурил-N-(2-гидроксиалк-3-ин-1-ил)-

карбаматов CCLII и показали, что при микроволновом облучении они превращаются в 5-

гидроксииндолы ССLIII (схема 1.100) [111]. Эта реакция протекает с хорошими выхода-

ми, если R2 (гетеро)арил, но с умеренными или низкими выходами, если R2 = Н или алкил. 

 
Схема 1.100 
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При использовании триметилсилил-замещенных алкинонов CCLIV внутримолеку-

лярное циклоприсоединение CCLV сопровождается 1,3-силатропной перегруппировкой, в 

результате чего образуется смесь 3-замещенных 5-гидрокси- и 5-силоксииндолов; послед-

ние легко превращаются в 5-гидроксииндолы CCLVI при обработке метанольным раство-

ром HCl (схема 1.101) [111]. 

 
Схема 1.101 

N-(2-Гидрокси-3-алкенил)-N-фурилкарбаматы CCLVII в сходных условиях превра-

щаются в индолы CCLVIII (схема 1.102) [112]. 

 
Схема 1.102 

На схемах 1.96 и 1.98 приведены примеры получения 5,6-замещённых производных 

индола, образующихся в результате миграции нитро или алкилтио-группы от атома С(5) к 

атому С(6). 5,6-Замещённые гексагидроиндолы образовывались также в результате Rh(I)-

катализируемого раскрытия первоначально образующегося циклоаддукта внешними нук-

леофилами (схема 1.90). Более того, было показано, что родиевый катализ необязателен, 

если внутримолекулярную реакцию Дильса-Альдера соединений CLId или CXCIIa про-

водить в спиртах, однако в этом случае продукты CCLIX образуются в виде смеси эпи-

меров по атому С(6) в соотношении от 2:1 до 3:1, причём для соединений CCLIXa,b было 

доказано преимущественное образование 5,6-транс-изомеров (схема 1.103) [91]. 

 
Схема 1.103 
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Соединение CCLIXa было получено в виде единственного 5,6-цис-изомера с выхо-

дом 80% при проведении внутримолекулярной реакции Дильса-Альдера CLId в присут-

ствии (MeO)3Al. В отличие от некатализируемых процессов реакция протекает при 65 C, 

но (MeO)3Al выступает здесь не только как катализатор циклоприсоединения и последую-

щего раскрытия эпоксидного цикла, но и как реагент, предоставляя одну из метокси-групп 

в качестве нуклеофила для стабилизации образующейся иминиевой соли. В присутствии 

Me3Al внутримолекулярное циклоприсоединение можно провести при комнатной темпе-

ратуре; продуктом в этом случае является 5-гидрокси-6-метилгексагидроиндол СCLIXd 

(схема 1.104) [91]. 

 
Схема 1.104 

Образование CCLIXb и его последующие превращения использовались в синтезе 

(±)-2-эпи-1-дезоксиликорин-7-она (ССLXIV) (схема 1.105) [93], который ранее превраща-

ли [113] в (±)-1-дезоксиликорин. 

 
Схема 1.105 

Нужно отметить также работу Химберта и Шлиндвайна, которые при комнатной 

температуре провели реакцию 2-амино-3-цианофурана CCLXV с 2-метил-2,3-бутадиенои-

лхлоридом и получили 1-ацил-5,7а-эпоксииндол-2-он CCLXVIII. Реакция протекает через 

образование амида CCLXVI, который вступает во внутримолекулярную реакцию Дильса-
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Альдера, после чего циклоаддукт CCLXVII подвергается повторному ацилированию и 

изомеризуется в CCLXVIII (схема 1.106) [114]. 

 
Схема 1.106 

Внутримолекулярная реакция Дильса-Альдера 2-амидофуранов может быть ис-

пользована для получения полициклических соединений с ангулярным или перисочлене-

нием циклов, если в качестве диенофила выступает двойная связь, входящая в состав дру-

гого цикла. Один из примеров таких реакций приведён на схеме 1.89. Для этих реакций 

выполняются все основные тенденции, отмеченные ранее при обсуждении процессов 

внутримолекулярного [4+2]-циклоприсоединения для субстратов с ациклическим фраг-

ментом диенофила. Так, трет-бутил-N-фурил-N-[2-(циклопент-1-енил)ацетил]карбамат 

CCXXI вступает в реакцию Дильса-Альдера при 90 С, а субстрат CCLXIX, не содержа-

щий карбонильную группу в связке между диенофильным фрагментом и атомом азота, 

требует нагревания до 165 С. Результатом реакции является образование производного 

циклопента[d]индола CCLXX с выходом 78% (схема 1.107) [90]. 

 
Схема 1.107 

Основываясь на этих результатах, Падва с соавторами из 4-изопропилфуран-2-кар-

боновой кислоты CCLXXI синтезировали N-Boc-N-[(циклопент-2-енил)метил]-2-амино-

фуран CCLXXII и превратили его в производное циклопента[cd]индола CCLXXIII. Этот 

трициклический фрагмент присутствует в алкалоиде дендробине, являющемся важным 

компонентом используемого в китайской народной медицине средства “Chin-Shih-Hu” с 

жаропонижающими и гипотензивными свойствами (схема 1.108) [90].  
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Схема 1.108 

Несколько позднее они описали формальный синтез ()-дендробина, основанный 

на превращении CCLXXI в CCLXXIII и получении из последнего так называемого ин-

термедиата Кенде, трансформация которого в дендробин в 4 стадии была описана ранее 

[115]. Соединение CCLXXIII восстанавливали боргидридом натрия, полученный спирт 

защищали бензилированием. Используя последовательность гидроборирование/окисле-

ние, двойную связь в CCLXXIV гидратировали против правила Марковникова. Получен-

ный спирт CCLXXV окисляли в кетон CCLXXVI. Снятием бензильной защиты и дегид-

ратацией его превращали в α,β-ненасыщенный кетон CCLXXVII. Получение интермеди-

ата Кенде CCLXXVIII завершало снятие с атома азота Boc-защитной группы и последую-

щее метилирование (схема 1.109) [102,116]. 

 
Схема 1.109 

Важным интермедиатом в синтезе эргот алкалоидов является кетон Уле (3,4-дигид-

робензо[cd]индол-5-он, ССLXXIX) [117,118]. Падва с сотрудниками разработали метод 

синтеза его аналогов CCLXXXII на основе последовательных реакций Дильса-Альдера 2-

амидофуранов CCLXXXа-с (схема 1.110) [119,120]. Интермедиаты CCLXXXI могут быть 

выделены в виде смеси диастереомеров, но для синтеза аналогов кетона Уле их немедлен-

но обрабатывают HF, что приводит к генерации активного диенофила, который вступает 

во внутримолекулярную реакцию Дильса-Альдера с фурановым циклом.  
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Схема 1.110 

Кетон Уле получали из CCLXXXIIа в результате последовательного удаления за-

щитной группы с атома азота действием трифторуксусной кислоты, гидролиза сложного 

эфира и окислительного декарбоксилирования под действием Pb(OАc)4 (схема 1.111). 

 
Схема 1.111 

Петрониевич и Випф использовали внутримолекулярную реакцию Дильса-Альдера 

между фурановым циклом и фрагментом гексагидрооксиндола в качестве ключевой ста-

дии в полном синтезе ()-циклоклавина и ()-5-эпи-циклоклавина (схема 1.112) [121]. 

 
Схема 1.112 

При введении во внутримолекулярную реакцию Дильса-Альдера N-бут-3-енильных  
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производных фуро[2,3-b]пиридина получали индолы с циклом, аннелированным по свя-

зям h и i. Этот метод был использован, в частности, в синтезе ангидроликорин-7-она 

CCXCI [94]. Для этого 2-иодо-N-(2-оксазолил)бензамид CCLXXXIX обрабатывали три-

метилсилилацетиленом в присутствии PdCl2(PPh3)2 и CuI. В результате домино-реакции, 

включающей кросс-сочетание Соногаширы и внутримолекулярное [4+2]-циклоприсоеди-

нение был получен фуро[2,3-c]изохинолин CCXC. Термолизом CCXC привёл к целевому 

ангидроликорин-7-ону CCXCI (схема 1.113). Поскольку ранее было описано [122,123] 

окисление CCXCI в алкалоид гиппадин, подавляющий репродуктивную способность у 

самцов крыс, эта последовательность превращений может быть также рассмотрена как 

формальный полный синтез гиппадина. 

 
Схема 1.113 

Другой подход к CCXCI основан на последовательности реакций Дильса-Альдера, 

ретро-Дильса-Альдера, Дильса-Альдера, что позволило обеспечить превращение оксадиа-

зола CCXCIV сначала в фуран CCXCV, а затем в бензольное кольцо (схема 1.114) [124].  

 
Схема 1.114 
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Образование фурана протекает при более мягких условиях, чем его реакция с ди-

енофилом, однако возможно осуществление всех этих стадий in one pot, если оксадиазол 

CCXCIV нагревать при 230 C. Гидролиз сложного эфира CCXCVI и декарбоксилирова-

ние образующейся при этом кислоты завершают синтез CCXCI.  

Внутримолекулярные реакции [4+2]-циклоприсоединения N-бутенилфуро[2,3-b]пи-

ридинов CCXC, CCXCV, а также их более простых аналогов ССXCVII и ССXCVIII (Рис 

1.1) требуют нагревания выше 200 C [110].  

 
Рис. 1.1. Фуро[2,3-b]пиридины ССXCVII, ССXCVIII 

Напротив, соответствующее бутеноильное производное CCXCIXа (R = H) вступа-

ет в реакцию Дильса-Альдера уже при 110 C (схема 1.115). Иначе говоря, в случае кон-

формационно-ограниченных амидофуранов наблюдаются те же тенденции, что и для фу-

ранов, не аннелированных к другому циклу. Продукты реакции ССС также аналогичны 

продуктам, образующимся в реакциях «ациклических» аналогов (схема 1.98). Более того, 

CCXCIXс (R = CO2Me) превращается в соответствующий пиридоиндол СССb с выходом 

45% уже при комнатной температуре; повышение температуры реакции до 90 C увеличи-

вает выход СССb до 78% [110,125,126]. 

 
Схема 1.115 

Соединения CCC были выделены как смеси двух диастереомеров. Однако если 

атом С(3) в субстрате содержит этильную группу (ССXCIXf), продукт CCCf образуется в 

виде единственного диастереомера, что позволяет предположить согласованный механизм 

сдвига метилтио-группы (схема 1.116) [110].  
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Схема 1.116 

Соответствующий 7-бутеноил-2-метоксифуро[2,3-b]пиридин СССI превращали в 

производное 5-гидроксиоксиндола СССII (схема 1.117) [77]. 

 
Схема 1.117 

Двойная связь между атомами С(2) и С(3) индольного цикла также может участво-

вать во внутримолекулярной реакции Дильса-Альдера с фрагментом фурана. Реакция не-

эффективна для NH-производных индола, например, CCCIII, но если с индольным ато-

мом азота связан электроноакцепторный заместитель (CCCIV), термолиз такого субстрата 

дает производные индоло[3,2-d]индола CCCV (схема 1.118) [127].  

 
Схема 1.118 

Как и в процессах, обсуждавшихся выше, эффективность реакции повышается, ес-

ли связка между фрагментами индола и аминофурана содержит sp2 атом углерода. Так, 

термолиз N-[2-(3-индолил)этил]-N-фурилкарбамата CCCVIa даёт индоло[3,2-d]индол 

CCCVIIa с выходом 30%, в то время как в случае N-(3-индолил)-N-фурилацетамидов вы-
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ходы CCCVII достигают 91% (схема 1.119) [128]. При этом на атоме азота должна нахо-

диться дополнительно алкильная группа, что обеспечивает преобладание s-транс конфор-

мации амидной группы, необходимой для протекания реакции Дильса-Альдера. Напротив, 

NH-амиды существуют в неактивной s-цис конформации. Попытка провести реакцию 

[4+2]-циклоприсоединения для N-Boc производного (X = O, R2 = Ac) также была неудач-

ной: единственным выделенным продуктом было соответствующее NH-производное. 

 
Схема 1.119 

Эта реакция является важным методом синтеза различных алкалоидов и их непри-

родных аналогов, так как циклоаддукты CCCV и CCCVII содержат тетрациклическое 

ABCE ядро индольных алкалоидов семейств Strychnos и Aspidosperma. Падва с соавтора-

ми продемонстрировали ценность данного подхода использованием его в полном синтезе 

()-стрихнопивотина, ()-тубифолидина, ()-вальпарицина и ()-стрихнина. 

Синтез ()-стрихнопивотина и ()-тубифолидина был основан на использовании ка-

тализируемой комплексами палладия внутримолекулярной реакции Бонджо-Соле между 

2-иодо-2-бутенильным фрагментом и енолят-ионом [129,130]. N-Незамещённый амид 

CCCVIf алкилировали (Z)-1-бромо-2-иодо-2-бутеном; продукт нагревали до 200 C для 

осуществления внутримолекулярной реакции Дильса-Альдера. Енамидный фрагмент в 

циклоаддукте СССVIII восстанавливали (предварительно защитив кето-группу в виде ке-

таля CCCIX), получая кетон CCCXI. Однако попытка осуществить реакцию Бонджо-

Соле с полученным индолоиндолом CCCXI вместо целевого соединения привела к друго-

му пентациклу CCCXII, выделенному с выходом 35% (схема 1.120). Этот результат мож-

но объяснить тем, что циклизация протекает только после двойной 1,3-миграции ацетиль-

ной группы: сначала от атома азота к атому кислорода, а затем к енольному атому углеро-

да [131]. 
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Схема 1.120 

Для решения этой проблемы авторы разработали альтернативный подход (схема 

1.121). Термолизом N-(2-метилбензил)амида CCCXIII получали индоло[3,2-d]индолдион 

CCCXIV, восстановление которого даёт спирт CCCXV. Защитную 2-метилбензильную 

группу на атоме азота заменяли на (Z)-2-иодо-2-бутенильный фрагмент (CCCXVI). Ин-

дольный атом азота в CCCXVI защищали легко удаляемой диметоксибензильной групп-

пой; последующее окисление спиртовой группы привело к кетону CCCXVII. Этот кетон 

успешно вступает в циклизацию Бонджо-Соле, образуя пентациклическое соединение 

CCCXVIII. Снятие диметоксибензильной защиты и ацилирование индольного атома азо-

та завершало синтез ()-стрихнопивотина. Восстановлением кето-группы в CCCXVIII по 

Кижнеру-Вольфу был получен пентацикл CCCXIX, который превратили в ()-тубифоли-

дин гидрированием связи С=С, сопровождающимся снятием защиты с атома азота в ре-

зультате гидрогенолиза [131]. 

Метиленирование интермедиата CCCXVIII использовали для его превращения в 

диен CCCXX, который превращали в ()-вальпарицин. Для этого с помощью кислотной 

обработки с CCCXX снимали диметоксибензильную защиту, после чего окисляли связь 
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Схема 1.121 

С–N в CCCXXI действием CuBr2/t-BuONa. Однако, при использовании этой последова-

тельности реакций вальпарицин был получен в виде смеси с CCCXXI (схема 1.122) [131].  

 
Схема 1.122 

Эта методология была использована также для синтеза ()-стрихнина. Для этого из 

соединения CCCXXII, NH-аналога CCCXV, получили [4-(метоксиметокси)-2-иодобут-2-

енил]амин CCCXXIV, который превращали в пентациклический кетон CCCXXVI, ис-

пользуя ту же последовательность стадий, что была применена в синтезе ()-стрихнопиво-
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тина и ()-тубифолидина при превращении CCCXVI в CCCXVIII. С помощью реакции 

Виттига из CCCXXVI синтезировали метоксиметиленовое производное CCCXXVII, ко-

торый при действии HCl превращали в альдегид Уиланда-Гумлиха CCCXXVIII. Реакция 

последнего с малоновой кислотой завершила синтез ()-стрихнина (схема 1.123) [87,131]. 

 
Схема 1.123 

Использование вместо индольного фрагмента бензофуранового аналога позволяет 

синтезировать бензофуро[3,2-d]индолы, которые могут выступать как предшественники в 

синтезе соединений со скелетом алкалоидов ряда морфина. Так, термолизом амида 

СССXXIX был получен бензофуро[3,2-d]индол CCCXXX (схема 1.124) [132]. Нужно от-

метить, что эта реакция протекает с более низким выходом, чем внутримолекулярное 

[4+2]-циклоприсоединение соответствующего N-ацетилиндола CCCXIII. 

 
Схема 1.124 
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Трост и МакДугалл разработали метод синтеза скелета велвитиндолинона из 2-ами-

дофуранов (схема 1.125) [133]. Реакцией этил-5-аминофуранкарбоксилата СLXXXIV с 5-

метоксициклогепта-1,3,5-триенкарбонилхлоридом CCCXXXI они получили амид 

CCCXXXII, алкилировали его метилиодидом с образованием соединения CCCXXXIII, 

которое окисляли бромом в тропон CCCXXXIV. Катализируемое палладием асимметри-

ческое [6+3]-циклоприсоединение тропона с аллилсиланом CCCXXXV, выступающим в 

качестве синтетического эквивалента цианотриметиленметана, приводит к бициклическо-

му карбониламиду CCCXXXVI, выделенному с выходом 60% и энантиомерным избыт-

ком 94%. При действии основания CCCXXXVI изомеризуется в ненасыщенный нитрил 

CCCXXXVII, термолиз которого даёт продукт внутримолекулярного [4+2]-циклоприсо-

единения CCCXXXVIII. При дегидратации последнего образуется CCCXXXIX, имею-

щий скелет велвитиндолинона.  

 
Схема 1.125 

Использование N-Boc аналога CCCXL позволило получить соединение CCCXLII 

со скелетом велвитиндолинона, незамещённое по атому азота (схема 1.126). 
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Схема 1.126 

Производные N-аллилфурфуриламина вступают во внутримолекулярную реакцию 

Дильса-Альдера с образованием производных изоиндола. Однако использование N-фур-

фурил-N-(циклогекс-1-енил)карбаматов CCCXLIII позволяет получать, хотя и с низкими 

выходами, производные бензо[cd]индола СССXLIV, содержащие как изоиндольный, так 

и индольный фрагмент (схема 1.127) [134]. 

 
Схема 1.127 

Аналогично, N-фурфурил-N-(циклогекс-2-енил)-п-толуидин CCCXLVI превраща-

ли в родственный тетрацикл CCCXLVII при катализе In(OTf)3 и микроволновом облуче-

нии [135]. В тех же условиях взаимодействие N-фурфурил-п-толуидина СССXLV с цик-

логексенилбромидом приводит к образованию как CCCXLVI, так и CCCXLVII, причём 

выход циклоаддукта оказывается выше (22%), чем при образовании из CCCXLVI. Этот 

факт можно объяснить только обратимостью реакции Дильса-Альдера. Действительно, 

при попытке перекристаллизации CCCXLVII из кипящего бензола наблюдалось его раз-

ложение с образованием CCCXLVI (схема 1.128).  

 
Схема 1.128 

Канемацу с сотрудниками описали получение бензо[cd]индола CCCXLIX при дей-

ствии основания на N-Boc-N-пропаргил-7-аминотетрагидробензофуран CCCXLVIII. Реак-
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ция протекает через изомеризацию субстрата в соответствующий аллен и последующую 

внутримолекулярную реакциюДильса-Альдера (схема 1.129) [136]. 

 
Схема 1.129 

1.2.3. Синтез карбазолов, бензокарбазолов и гетаренокарбазолов 

реакцией Дильса-Альдера фуро[3,4-b]индолов 

Подобно изобензофуранам, фуро[3,4-b]индолы эффективно вступают в реакции 

Дильса-Альдера. Образующиеся при этом циклоаддукты легко подвергаются дезоксигени-

рованию, что позволяет использовать фуро[3,4-b]индолы как стабильные аналоги индоло-

2,3-хинодиметанов. Так, реакция фуро[3,4-b]индолов СССL c дегидробензолом, образую-

щимся in situ из о-фторбромбензола CCCLI, приводит к циклоаддуктам CCCLII, восста-

навливающимся в бензо[b]карбазолы CCCLIII (схема 1.130) [137, 138]. 

 
Схема 1.130 

Этот подход был использован для синтеза бифункционального ДНК интеркалятора 

CCCLIV из 1,10-бис(фуро[3,4-b]индол-1-ил)декана CCCLIII (схема 1.131) [139]. 

 
Схема 1.131 

В реакцию Дильса-Альдера с фуро[3,4-b]индолами вводили и другие активные ди-

енофилы. Так, при взаимодействии CCCLb-d c DMAD (СXXIII) с хорошими выходами 

образуются соответствующие циклоаддукты CCCVI (схема (1.132) [138,140]. 
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Cхема 1.132 

Реакция CCCL с N-фенилмалеимидом приводит к образованию смеси диастереоме-

ров, причём их соотношение зависит от заместителей в фурановом цикле CCCL. Диме-

тильное производное CCCLb с количественным выходом превращается в циклоаддукт 

CCCVIIа в виде смеси экзо- и эндо-изомеров в соотношении 63:37 [138]. Экзо-изомер 

(экзо-CCCLVIIb) был основным продуктом в реакции N-фенилмалеимида с 1-фенил-4-

(фенилсульфонил)фуро[3,4-b]индолом CCCLc. Напротив, в реакции с этим диенофилом 

1-метил-3-фенильное производное CCCLd практически исключительно превращалось в 

эндо-CCCLVIIc (схема 1.133) [140]. 

 
Схема 1.133 

Если реакция CCCL c ДМАД проводится в присутствии кислоты, образующийся 

циклоаддукт in situ превращается в гидроксикарбазол CCCLIII (схема 1.134) [141]. 

 
Схема 1.134 

Карбазол образуется также в реакции ДМАД с алкилсульфанил-замещенным фуро-

[3,4-b]индолом CCCLf, причём в этом случае ароматизация с образованием CCCLIX 

протекает даже в отсутствие кислоты (схема 1.135) [142]. 
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Схема 1.135 

Реакция CCCLf c N-фенилмалеимидом в присутствии кислоты также дает произ-

водное карбазола (СССLX) в результате раскрытия первоначально образующегося цикло- 

аддукта и последующего элиминирования молекулы воды (схема 1.136) [142]. 

 
Схема 1.136 

Для получения алкалоида эллиптицина, проявляющего значительную цитотокси-

ческую активность по отношению к ряду линий раковых клеток, а также его изомера изо-

эллиптицина, использовали реакцию Дильса-Альдера между фуроиндолом CCCLb и де-

гидропиридином, который генерировали обработкой 4-иодо-3-хлоропиридина трет-бу-

тиллитием при –100 С. В результате образовывалась изомерная смесь аддуктов CCCLXI 

и СССLXII с суммарным выходом 15%. При генерации арина из 1-аминотриазоло[4,5-

c]пиридина по методу Сасаки [143] выход смеси циклоаддуктов повышался до 38%. При 

обработке этой смеси боргидридом натрия в водной щёлочи были получены эллиптицин и 

изоэллиптицин (схема 1.137) [138]. 

 
Cхема 1.137 
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Выходы и региоселективность процесса были выше, когда в качестве защитной 

группы использовали 4-метоксифенилсульфонил (соединение CCCLg), а в качестве ис-

точника дегидропиридина – 3-бромпиридин [144,145]. Дезоксигенирование циклоаддук-

тов СССLXIII проводили при действии Fe2(CO)9. Синтез эллиптицина и изоэллиптицина 

завершался обработкой индолохинолинов CCCLXIV трет-бутоксидом натрия для удале-

ния сульфонильной защитной группы (схема 1.138). Общий выход эллиптицина и изоэл-

липтицина при этом составил 46% и 26%, соответственно. 

 
Схема 1.138 

Гвитиан с соавторами попытались изменить региоселективность реакции CCCLb c 

дегидропиридинами с помощью полярных эффектов заместителей в пиридиновом цикле. 

Они получили серию галогензамещенных 4-триметилсилил-3-(трифторметансульфонил-

окси)пиридинов CCCLXV и добавляли их к смеси CCCLb c CsF в ацетонитриле. Оказа-

лось, что дегидропиридины, полученные из 2-бром- и 2-фторзамещенных CCCLXVa,b да-

ют циклоаддукты CCCLXVI с невысоким выходом (40% и 38%, соответственно) и нере-

гиоселективно. Изомерные циклоаддукты образовывались в соотношении 1:1, хотя и с до-

вольно хорошим выходом, также в случае 5-хлор-замещенного CCCLXVc. Напротив, в 

реакции 2-хлор-3,4-дегидропиридина, полученного из CCCLXVd, целевой региоизомер 

был выделен с выходом 63%, а второй изомер был получен с выходом 26%. Восстанови-

тельное расщепление сульфамида и гидрогенолиз связи С–Сl позволяют превратить цик-

лоаддукты CCCLXVI в эллиптицин и изоэллиптицин с хорошими выходами (схема 1.139) 

[144,146]. 
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Схема 1.139 

В то же время было показано, что в присутствии AlCl3 CCCLb реагирует с этилак-

рилатом с полной региоселективностью, причём образующийся циклоаддукт в условиях 

реакции подвергается ароматизации, давая CCCLXVII (схема 1.140) [140,147]. 

 
Схема 1.140 

Основываясь на этом результате, Гриббл предложил региоселективный метод син-

теза производных эллиптицина, основанный на реакции CCCLb с 5,6-дигидропиридин-2-

онами. Однако оказалось, что превращение циклоаддуктов CCCLXVIII в эллиптицин 

протекает очень неэффективно (схема 1.141) [140,147]. 

 
Схема 1.141 

Внутримолекулярная реакция Дильса-Альдера фуро[3,4-b]индолов CCCLh,i была  
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использована для получения бензо[a]карбазолa CCCLXXI и бензо[c]карбазола 

CCCLXXIII (схема 1.142) [148]. Можно отметить, что наличие заместителя в α-положе-

нии фурана существенно облегчает ароматизацию первоначально образующегося цикло-

аддукта, что соответствует результатам, полученным при изучении внутримолекулярных 

реакций аминофуранов.  

 
Cхема 1.142 

Генерация из лактона CCCLXXIV 1-силоксифуро[3,4-b]индола CCCLXXV и его 

реакция Дильса-Альдера с метилакрилатом использовались в полном синтезе мурраяхино-

на-А (схема 1.143) [149]. 

 
Схема 1.143 

1.2.4. Реакции циклоприсоединения по связи С(2)-С(3) фурана 

При изучении внутримолекулярной реакции [3+2]-циклоприсоединения с участием 

1,3-диполей, генерированных из 2-диазо-3-кетоэфиров, Падва с соавторами превратили 

фуран CCCLXXX в производное фуро[3,2-d]индола CCCLXXXI с выходом 35%. Невы-
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сокий выход объясняется в первую очередь низкой стабильностью 2,3-дигидрофуранов. 

Введение в эту реакцию соответствующего бензофурана CCCLXXXII позволило полу-

чить фуроиндол CCCLXXXIII с существенно более высоким выходом (cхема 1.144) 

[150,151]. 

 
Схема 1.144 

Родственное превращение было описано Богером с сотрудниками, которые генери-

ровали 1,3-диполь термолизом оксадиазолов CCCLXXXIV (схема 1.145) [152]. Нужно от-

метить, что для соответствующего 3-замещённого фурана продукт циклоприсоединения 

авторам получить не удалось. 

 
Схема 1.145 
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1.3. Синтез индолов через нуклеофильное раскрытие фуранового цикла 

Аммонолиз фуранов как метод синтеза пирролов известен уже более 125 лет [153, 

154]. При использовании в качестве исходных соединений производных 4,5,6,7-тетрагид-

робензофурана этот подход может быть применен для получения соответствующих тетра-

гидроиндолов. В 1955 г. Штеттер и Зинхольд сообщили, что нагревание тетрагидробензо-

фуран-4-она СССLXXXVIa с аммиаком в метаноле или с анилином в уксусной кислоте 

приводит к образованию тетрагидроиндолонов СССLXXXVIIa,b c выходами 82 и 76%, 

соответственно [155]. Позже был показан общий характер этой реакции; при нагревании 

различных производных тетрагидробензофуранона СССLXXXVI с метанольным раство-

ром аммиака или метиламина с хорошими выходами образуются соответствующие тетра-

гидроиндол-4-оны СССLXXXVIIс-g (схема 1.146) [156]. 

 
Схема 1.146 

Аналогично реагируют 6-метил- и 6,6-диметил-4,5,6,7-тетрагидробензофуран-4-

оны [156], а также октагидродибензофураноны CCCLXXXVIII, превращающиеся в окта-

гидрокарбазолы CCCLXXXIX (схема 1.147) [156,157]. 

 
Схема 1.147 

Реакция СССLXXXVIa с втор-алкиламинами (циклогексиламином, 1-фенилпен-

тиламином) протекает с низким или умеренным выходом, хотя 1-фенилэтиламин даёт со-

ответствующий 1-алкилтетрагидроиндол-4-он с очень хорошим выходом (83%) [158].  
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Мацумото и Ватанабе показали, что выходы тетрагидроиндолонов увеличиваются, 

если СССLXXXVIa нагревать с аммиаком или аминами в водном этаноле при 150 С. 

Так, СССLXXXVIIa был получен с выходом 96%, а соответствующие N-метил, этил, 

аллил, бензильные производные – с выходами 92%, 86%, 93%, 96%, соответственно [159]. 

Тетрагидроиндолоны являются отличными предшественниками 4-гидроксииндо-

лов, представляющих значительный интерес с точки зрения медицинской химии. Так, 

псилоцин, псилоцибин (рис. I.2) и их производные являются агонистами серотониновых 

рецепторов и проявляют важные психотомиметические свойства [160,161]. 4-Гидроксиин-

дол CCCXC останавливает деление опухолевых клеток уже на субнаномолярном уровне, 

что делает его (как и его производные) потенциальным антираковым агентом [162]. 

 
Рис. I.2. Примеры физиологически активных 4-гидроксииндолов 

Отталкиваясь от этого, Ишикава с сотрудниками из тетрагидробензофуранонов 

CCCXCI получили широкую серию тетрагидроиндолонов с легкоудаляемым N-бензиль-

ным заместителем CCCXCII и изучили последующее превращение некоторых из них в 4-

ацетоксииндолы CCCXCIII (схема 1.148) [157]. Образование индолонов в этом случае 

протекает с высокими выходами за исключением реакции тетрагидрофуранона, содержа-

щего в положении 3 орто-нитрофенильный заместитель. Авторы полагают, что окисление 

протекает через образование енолацетата, его взаимодействие с молекулой кислорода по 

реакции [4+2]-циклоприсоединения и последующее превращение циклоаддукта в индол 

CCCXCIII. 

 
Схема 1.148 

Однако этот механизм плохо согласуется с фактом, что октагидрокарбазол-4-он 

CCCLXXXIXd в использованных условиях окисления давал смесь 4-ацетокси-5,6,7,8-

тетрагидрокарбазола CCCXCIV и 4-ацетоксикарбазола CCCXCV (схема 1.149).  
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Схема 1.149 

Ишикава с соавторами отметили, что полученные ими тетрагидроиндолоны нельзя 

эффективно ароматизовать с помощью DDQ или каталитического дегидрирования. Одна-

ко в других работах было показано, что ароматизация СССLXXXVIа и его 2-фенильного 

производного может быть проведена при нагревании в присутствии палладия; продуктами 

были соответствующие 4-гидроксииндолы [163,164]. 

Чан Кью Ли с соавторами получили большую серию N-арилтетрагидроиндолов 

ССCXCVII, нагревая СССLXXXVIa с различными анилинам в запаянной ампуле в кси-

лоле при 160 С в присутствии TsOH и восстанавливая продукты CCCXCVI в ССCXCVII 

по Кижнеру-Вольфу (схема 1.150) [165]. 

 
Схема 1.150 

Маурья с соавторами в поисках новых антимикробных агентов получили N-метил-

4,5,6,7-тетрагидроиндол-4-он СССLXXXVIIh и осуществили его конденсацию с этилаце-

татом и с диметилкарбонатом. Полученные продукты ССCXCVIII подвергались арома-

тизации при действии DDQ с образованием 5-ацетил-4-гидроксииндола CCCXCIXа и 4-

гидроксииндол-5-карбоксилата CCCXCIXb, соответственно. (схема 1.151) [166]. 

 
Cхема 1.151 
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Дальнейшие превращения позволили получить пирролохромон CD, проявляющий 

противогрибковую активность по отношению к Candida parapsilosis, Trichophyton 

mentagrophytes, Cryptococcus neofomans с минимальной ингибирующей концентрацией 

12.5 г/мл (и 25 г/мл по отношению к Candida albicans и Sporothrix schenckii). 

Ещё один способ ароматизации был предложен Монтальбаном с соавторами. Они 

иодировали тетрагидроиндолоны СССLXXXVIIh,i по атому С(5), после чего обрабатыва-

ли иодокетоны CDI ДБУ, получая 4-гидроксииндолы CDII (схема 1.152) [158]. 

 
Схема 1.152 

Нужно отметить, что амины не взаимодействуют с карбонильной группой в поло-

жении 4 тетрагидробензофурана. Более того, при использовании 2-ацил-4,5,6,7-тетрагид-

робензофуранов СDIII c гексиламином также образуются исключительно 2-ацилтетрагид-

роиндолоны CDIV (схема 1.153) [167]. 

 
Схема 1.153 

Если тетрагидробензофуранон содержит карбоксильную группу в положении 2 или 

3, реакция сопровождается декарбоксилированием (схемы 1.154 и 1.155) [156]. 

 
Схема 1.154 
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Схема 1.155 

Сложные эфиры кислот СССLXXXVIe,f (соединения CDVa,b) в этих условиях 

превращаются в амиды CDVI, но с невысоким выходом (схема 1.156) [156].  

 
Cхема 1.156 

Проведение реакции при микроволновом облучении позволяет значительно сокра-

тить время реакции без потери её эффективности. Так, при взаимодействии кислоты 

СССLXXXVIe с различными аминами (250 W, 120 C, 140 атм, 10–30 мин), включая 

втор-алкиламины, такие как циклогексиламин и производные 4-аминопиперидина, была 

получена серия тетрагидроиндол-4-онов СССLXXXVII с выходами 70–92% [168]. 

При микроволновом облучении водно-этанольного раствора смеси СССLXXXVIe 

с гидрохлоридом этилового эфира глицина наряду с ожидаемым индолом CDVII был по-

лучен продукт гидролиза его сложноэфирной группы CDVIII (схема 1.157). При проведе-

нии реакции в присутствии избытка NaOH с выходом 80% был получен продукт CDVIII. 

 
Cхема 1.157 

Реакция СССLXXXVIe с эфиром фенилаланина сопровождалась частичным деал-

коксикарбонилированием сложного эфира, приводя к смеси CDIX и CDX (схема 1.158) 

[169]. Аналогичное деалкоксикарбонилирование наблюдалось в реакции тетрагидробензо-

фуранона СССLXXXVIa с этиловым эфиром фенилглицина (схема 1.159) [158]. 
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Схема 1.158 

 
Схема 1.159 

Были изучены также родственные реакции 7-оксотетрагидробензофуранов CDXII c 

разнообразными аминами. Оказалось, что для полной конверсии CDXII требуется дли-

тельное нагревание при 150 С, причём даже при использовании 3 эквивалентов амина 

выход тетрагидроиндол-7-онов CDXIII не превышает 46% (схема 1.160) [158]. 

 
Схема 1.160 

Разницу в реакционной способности CDXII и СССLXXXVIa авторы объясняют, 

используя механизм ANRORC (addition nucleophilic – ring opening – ring closure), первой 

стадией которого является атака нуклеофила на α-атом углерода фуранового цикла. В со-

ответствие с распределением зарядов в исходных производных фурана нуклеофил атакует 

на атом С(7а) в СССLXXXVIa и на атом С(2) в CDXII. В первом случае образуется 

енаминон СDXIV, способный немедленно вступать в реакцию циклизации, производя 

соответствующие тетрагидроиндолоны. Напротив, атака амина на атом С(2) в CDXII 

приводит к образованию диенаминона CDXV, который может вступить в реакцию цикли-

зации только после предварительной таутомеризации в менее стабильный дикетон 

CDXVI. Кроме того, в этом случае возможно образование и других таутомеров, способ-

ных вступать в разнообразные побочные реакции (схема 1.161). 
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Схема 1.161 

Ранее отмечалось, что 2-аминофураны нестабильны, если не содержат акцепторные 

заместители. Однако эта нестабильность не всегда является недостатком. Она может ис-

пользоваться в препаративных целях, в том числе для превращения производных фурана в 

индолы. Так, попытка снятия защиты с атома азота в 2-аминотетрагидробензофуране 

CDXVII при действии основания привела к образованию производного индола CDXVIII, 

хотя и с умеренным выходом (схема 1.162) [96,97]. 

 
Cхема 1.162 
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1.4. Образование индолов при взаимодействии фуранов 

с нуклеофилами в условиях кислотного катализа 

Реакции, обсуждённые в разделе 1.3, протекают по механизму ANRORC, то есть 

начинаются с атаки амина по α-положению фурана, который в этих процессах выступает 

как синтетический эквивалент 1,4-дикетона. Очевидно, возможен и другой способ осуще-

ствления таких превращений: гидролиз фуранов в соответствующие 1,4-дикетоны и по-

следующее их взаимодействие с азотными нуклеофилами по реакции Пааля-Кнорра. Для 

синтеза производных индола этот подход впервые был использован Пономарёвым с со-

трудниками, которые показали, что при гидрировании 2-фурфурилциклогексиламинов 

CDXIX образуются как тетрагидрофурфуриламины CDXX, так и 2-(3-гидроксиалкил)ок-

тагидроиндолы СDXXI (схема 1.163) [170–172]. Нужно отметить, что октагидроиндолы, 

получающиеся в результате гидрирования промежуточно образующихся 4,5,6,7-тетрагид-

роиндолов, были выделены в виде единственного изомера c цис-расположением циклогек-

санового кольца и гидроксиалкильного заместителя. 

 
Схема 1.163 

Из 1-амино-2-фурфурилтетралина CDXXII этим методом был получен 2-(3-гидр-

оксипропил)-2,3,3а,4,5,7а-гексагидробензо[g]индол CDXXIII (схема 1.164) [172]. 

 
Схема 1.164 

В условиях восстановительного аммонолиза реакцией 2-фурфурилиденциклогекса-

нона CDXXIV с гидрохлоридом метиламина был получен также октагидроиндол CDXXId 

(схема 1.165) [173]. 
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Схема 1.165 

Бутин с соавторами предложили использовать для синтеза индолов кислотно-ката-

лизируемую реакцию 2-(2-тозиламинобензил)фуранов CDXXV. Фурановый цикл здесь 

по-прежнему выступает в качестве эквивалента 1,4-дикетона, хотя образование дикетона 

как такового не происходит. Реакция протекает через протонирование фурана по атому 

С(5) с последующей внутримолекулярной атакой орто-аминогруппы на атом С(2), несу-

щий положительный заряд. Образующееся спиро-соединение подвергается раскрытию 

цикла с образованием диенола; таутомеризация последнего приводит к индолу CDXXVI 

(схема 1.166) [174,175].  

 
Схема 1.166 

Реакция, инициируемая соляной кислотой в уксусной кислоте или насыщенным 

этанольным раствором HCl, позволяет получать широкий круг замещённых 2-(3-оксоал-

кил)индолов. Было показано, что природа алкильной группы при атоме С(5) фурана не 

влияет на результат реакции. Замена алкильной группы на ароматический заместитель 

подавляет рециклизацию в использованных условиях, однако при действии смеси 70% 

HClO4 и уксусной кислоты фуран CDXXV (R1 = 4-BrC6H4; R2 = Ph, R3 = R4 = OMe) пре-

вращается в соответствующий индол с выходом 60%. На эффективность реакции влияет 

также природа защитной группы при атоме азота. При прочих равных условиях и иден-

тичных заместителях (R1 = Me, R2 = Ph, R3 = R4 = OMe) индолы образуются с хорошими 

выходами (~ 80%) из тозиламида и мезиламида. Бензамид даёт N-бензоилиндол с умерен-

ным выходом (63%), в то время как в реакции ацетамида удалось выделить только NH-
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индол CDXXVIIa с выходом 19%. Однако для получениея NH-индолов CDXXVII можно 

воспользоваться детозилированием индолов CDXXVI (схема 1.167) [175]. 

 
Схема 1.167 

Исходные 2-(2-аминобензил)-5-алкилфураны CDXXV получали кислотно-катали-

зируемым алкилированием 2-алкилфуранов бензиловыми спиртами CDXXVIII. При ис-

пользовании в аналогичном превращении фурана CDXXIX, содержащего при атоме С(5) 

тозиламинометильную группу, с невысокими выходами были получены 2-(2-ацетилви-

нил)индолы CDXXXI. В данной реакции кислота катализирует не только стадию алкили-

рования фурана, но и последующую рециклизацию первоначально образующегося 

CDXXX, а С(2) атом фурана выступает сперва в роли нуклеофила, вступая в реакцию 

Фриделя-Крафтса, а затем электрофила, реагируя с аминогруппой (схема 1.168) [176]. 

 
Схема 1.168 

Недавно сделанная переоптимизация условий проведения этой реакции показала, 

что использование вместо H3PO4/AcOH одной из каталитических систем – а) CF3CO2H в 

бензоле при кипячении или б) CuSO45H2O в уксусной кислоте – позволяет осуществить 

данное превращение с существенно более высокими выходами (60-70%) [177]. Образова-

ние индолов CDXXXI малоэффективно только для бензиловых спиртов, содержащих ак-

цепторный заместитель (Cl, NO2) в бензольном цикле. Пониженный выход (42 и 47%) 

наблюдался также для первичного бензилового спирта (R = H). Во многих случаях хоро-
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шие выходы индолов CDXXXI были получены также при использовании HCl в уксусной 

кислоте при 40 С, однако было найдено, что в этом случае варьирование заместителей в 

исходных спиртах CDXXVIII оказывает более существенное влияние на выход продук-

тов; при отсутствии донорных алкокси-групп в бензольном цикле или при переходе от 

бензгидриловых спиртов ко вторичным бензиловым спиртам выходы падают до 30-40%. 

Также было показано, что хемоселективность реакции зависит от защитной группы 

на атоме азота фурфуриламина. В случае 2-(фталимидометил)фурана CDXXXII с выхо-

дом 66% был выделен 2-(4-фталимидо-3-оксобутил)индол CDXXXIII, а N-фурфурилбенз-

амиды CDXXXIV дают как CDXXXI, так и 2-(4-ароиламино-3-оксобутил)индолы 

CDXXXV с преобладанием последних (схема 1.169) [177]. 

 
Схема 1.169 

При этом в условиях реакции соединения CDXXXV не превращаются в CDXXXI. 

Авторы полагают, что индолы CDXXXI образуются в результате протонирования интер-

медиата типа CDXXX по фурфурильному атому азота с последующим отщеплением соот-

ветствующего амида, в то время как протонирование этого интермедиата по атому С(5) 

фуранового цикла приводит к быстрой внутримолекулярной атаке анилинового атома азо-

та по атому С(2) фурана с последующими превращениями, показанными на схеме 1.166. 

Бутин и соавторы продемонстрировали, что родственная домино-реакция, характе-

ризующаяся «сменой фильности» атома С(2) фуранового цикла, может быть осуществлена 

также при взаимодействии CDXXVIII с фуранами CDXXXVI, не содержащими уходящей 

группы в α-положении боковой цепи, если реакцию катализировать трифторметансульфо-

новой кислотой (схема 1.170) [178].  
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Схема 1.170 

Реакция эффективно протекает как с 2-алкил-, так и с 2-арилфуранами, причём как 

донорные, так и акцепторные заместители в фенильной группе не препятствуют рецикли-

зации. С хорошими выходами реагировали также 2,3-диметилфуран, 4,5,6,7-тетрагидро-

бензофуран и даже бензофуран; в последнем случае образуется 2-(2-гидроксибензил)ин-

дол CDXXXVII (схема 1.171). Как и в предыдущих реакциях, для эффективного протека-

ния процесса атом азота должен нести сульфонильную защиту.  

 
Схема 1.171 

Авторы показали также, что 2-(3-оксоалкил)индолы CDXXVII могут быть окисле-

ны DDQ в соответствующие ненасыщенные кетоны CDXXXI, а также подвергнуты цик-

лизациям в циклогепта[b]- или пирроло[a]индолы CDXXXVIII и CDXXXIX, соответ-

ственно (схема 1.172) [178]. 

 
Схема 1.172 

При обработке (2-аминофенил)дифурилметанов CDXL метанольным раствором 

HCl первоначально образующийся кетон вступает во вторичную реакцию циклизации, 

атакуя второй фурановый цикл, что приводит к образованию производных циклогепта-

триена, которые в условиях реакции диспропорционируют с образованием индоло[2,3-h]-

1-оксазулениевых солей CDXLI (схема 1.173) [179,180]. Реакция протекает через перво-
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начальное деацилирование CDXL; соответствующие неацилированные анилины также 

превращаются в CDXLI. 

 
Cхеме 1.173 

Индоло[2,3-h]-1-оксазулениевые соли CDXLI образуются также при обработке (2-

ацетиламинофенил)дифурилметанов CDXL тритилперхлоратом. Предполагаемый меха-

низм реакции включает перенос гидрид-иона от CDXL к тритильному катиону с последу-

ющим депротонированием ацетиламино группы, ведущим к образованию хиноидной 

структуры, которая подвергается протонированию по фурановому циклу и нуклеофильной 

атаке атомом азота на возникший при этом катион, как в рециклизациях, обсуждённых 

выше (схема 1.174) [181]. 

 
Cхеме 1.174 

Другой подход к образованию индолов, основанный на внутримолекулярном взаи-

модействии электрофильного интермедиата, полученного из фуранового цикла, с нуклео-

фильным центром, был разработан Йином с соавторами. Они предложили использовать 

процесс, аналогичный внутримолекулярной реакции Пианкателли, для N-арил-5-(α-гидр-

оксиалкил)фуран-2-карбоксамидов CDXLII. При действии кислотного агента он генери-

рует фурфурильный катион, положительный заряд в котором делокализован по фураново-
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му циклу, в том числе в значительной степени локализован на атоме С(2), который спосо-

бен внутримолекулярно атаковать электрон-обогащённый фрагмент анилина по орто-по-

ложению с образованием спирофурооксиндолов CDXLIII. Оптимизация условий проведе-

ния этой циклизации показала, что лучшие результаты достигаются при нагревании субст-

рата CDXLII с медным купоросом (1.5 экв) и уксусной кислотой (0.1 экв) в толуоле при 

100 С (схема 1.175) [182,183].  

 
Схема 1.175 

На эффективность циклизации оказывает критическое влияние нуклеофильность 

ароматического цикла: 3,4,5-триметоксифенильное производное даёт наибольший выход 

спирофурооксиндола CDXLIII, в то время как незамещённый по фенильной группе ани-

лид продукт циклизации не образует совсем. Циклизация для N-(3,4-диметоксифенил)фур-

амидов наблюдается исключительно по атому С(6) фенильного цикла. Напротив, для 3-

метоксифенильного производного образуется два региоизомера в соотношении 3:1 (Ar = 

Ph) или 4:1 (4-ClC6H4) с преимущественной атакой электрофила по атому С(6). 

Замена N-этильной группы на метильную не влияет на эффективность реакции, од-

нако использование N-бензильных производных приводит к заметному уменьшению вы-

хода спирофурооксиндолов. С другой стороны, циклизация не протекает для NH- и N-Cbz 

производных. Авторы объясняют это в терминах стерических эффектов, хотя более умест-

ным представляется альтернативное объяснение, предложенное Падвой с соавторами при 

обсуждении влияния заместителя при атоме азота на эффективность внутримолекулярной 

реакции Дильса-Альдера. Они отметили предпочтительность неактивной s-cis конформа-

ции для N-незамещённых амидов и увеличение вклада реакционноспособной s-trans кон-

формации в случае N-алкиламидов (см. раздел 1.2.2). 

Варьирование ароматического заместителя в α-положении при атоме С(5) фурана 

показало, что электронодонорные группы, в отличие от электроноакцепторных, затрудня-

ют реакцию, что может быть объяснено повышенной стабильностью образующегося бенз-

гидрильного катиона. Это затрудняет реакцию Фриделя-Крафтса и в результате приводит 
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к увеличению образования различных побочных продуктов. Замещение фенильной груп-

пы фурильным, винильным или алкинильным фрагментом также полностью подавляет ре-

акцию образования спирооксиндола. 

Нагревание спирофурооксиндолов CDXLIII в дихлорэтане при 130 C приводит к 

их перегруппировке в спироциклопентеноноксиндолы CDXLIV (схема 1.176) [183,184]. 

Стереоселективность этой перегруппировки зависит от заместителей в индольном цикле и 

в ароматической группе и варьируется от 1.2:1 до 5.6:1. В то же время сочетание триме-

токсииндола и орто-замещённой фенильной группы обеспечивает протекание перегруп-

пировки с полной стереоселективностью (>99:1). С другой стороны, когда стерические за-

труднения слишком высоки (Ar = 2,6-Me2C6H3 или Ar = R = Ph), перегруппировка не про-

текает вовсе.  

 
Схема 1.176 

Была изучена цитотоксическая активность серии спирофурооксиндолов CDXLIII и 

спироциклопентеноноксиндолов CDXLIV по отношению к ряду раковых клеток [184]. 

Показано, что соединения CDXLIV проявляют в целом близкую цитотоксичность относи-

тельно клеток Du145, LNCaP и PC3 с IС50 от 0.6 до 37 мкмоль/л, в то время как CDXLIII 

цитотоксичны по отношению к Du145 и LNCaP (IC50 ~ 10-30 мкмоль/л), но неактивны по 

отношению к клеткам PC3.  
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1.5. Синтез индолов через электрофильное раскрытие фуранового цикла  

Взаимодействие с электрофилами – наиболее изученное направление реакций всех 

ароматических соединений, включая фураны. Тем не менее, до недавнего времени исполь-

зование реакций с классическими электрофильными реагентами для синтеза производных 

индола ограничивалось лишь несколькими примерами. Так, Бутин с соавторами нашли, 

что 2-(2-тиоцианатофенил)фураны CDXLV, получаемые реакцией 2-(2-аминофенил)фура-

нов CDXLVI с тиофосгеном, при действии AlCl3 превращаются в тиофено[3,2-b]индолы 

CDXLVII (схема 1.177) [185]. Реакция протекает через электрофильную атаку комплекса 

изотиоцианатной группы с AlCl3 по атому С(2) фурана. Далее, по-видимому, фурановый 

цикл раскрывается с образованием цвиттер-иона с делокализованным положительным за-

рядом; нуклеофильная атака атома серы по наиболее доступному атому углерода заверша-

ет процесс.  

 
Схема 1.177 

Атака иминиевого иона на фурановый цикл в CDXLVIII использовалась для полу-

чения производных спирофуран[2,3]индола CDXLIX (схема 1.178) [186]. Образующиеся 

продукты с ангулярной 6/6/5 трициклической системой представляют практический инте-

рес, так как эта система присутствует в ряде природных биоактивных соединений, таких 

как манзамин А.  

 
Схема 1.178 
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Аппендино с соавторами обнаружили, что нитрозирование ментофурана CDL при-

водит к образованию, наряду с другими продуктами, производного индола CDLII (схема 

1.179), хотя эта реакция не может иметь препаративного значения [187]. Предложенный 

механизм включает атаку иона нитрозония по α-атому углерода фуранового цикла и обра-

зование оксима, который либо перегруппировывается в лактам CDLII, либо подвергается 

гидролизу и гидратации, что ведет к лактону CDLI. 

 
Схема 1.179 

Эта реакция, однако, может быть важным направлением метаболизма фуран-содер-

жащих соединений. Например, она может отвечать за некоторые физиологические эффек-

ты кафестола, пентациклического кауранового дитерпена, найденного в кофейных зёрнах 

и напитке и проявляющего гиперлипидемические, противовоспалительные, антиоксидант-

ные свойства, блокирующего NO синтазу и проявляющего другие виды биологической ак-

тивности. Было показано, что у пациентов, диета которых содержала повышенный уро-

вень нитритов, кафестол CDLIV может подвергаться нитрозированию с образованием 

гидроксипирролидинона CDLV (схема 1.180) [188].  

 
Схема 1.180 

Известно, что нитрены также могут проявлять электрофильные свойства и атако-

вать ароматические соединения. Впервые синтез производных индола в результате атаки 

нитрена на фурановый цикл был описан Джонсом и МакКинли. При нагревании (2-нитро-

фенил)дифурилметанов CDLVI c триэтилфосфитом они с невысокими выходами получи-

ли фуро[3,2-c]карбазолы CDLVII (схема 1.181) [189,190]. Нужно отметить, что нитрен 

атакует именно α-положение фуранового цикла, хотя оно уже содержит заместитель; ата-

ка по β-положению с образованием фурохинолинов CDLVIII не происходит. 
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Схема 1.181 

Для объяснения полученных результатов авторы предложили механизм, показанный на 

схеме 1.182. Атака нитрена по α-положению фурана даёт интермедиат CDLX (или соот-

ветствующий 1,3-цвиттер-ион), который превращается в 3H-индол CDLXI, изомерный 

CDXXXI. Присоединение по Михаэлю к ненасыщенному кетону триэтилфосфита, мигра-

ция этильной группы и последующая электроциклическая реакция дают CDLXIV, арома-

тизация которого завершает образование CDLVII. 

 
Схема 1.182 

Образование β-индолил-α,β-ненасыщенного кетона в качестве интермедиата было 

предложено также для превращения 2-(2-азидобензил)фурана CDLXV в пиридо[1,2-a]ин-

долдион CDLXIX (схема 1.183) [191]. Предполагается, что нитрен, образующийся при 

термолизе CDLXV, также атакует α-положение фурана, а раскрытие цикла в CDLXVII 

даёт ненасыщенный кетоэфир CDLXVIII, который подвергается внутримолекулярной 

циклизации в результате атаки нуклеофильного атома азота по сложноэфирной группе. 
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Схема 1.183 

При фотолизе CDLXV в EtOH также было выделено соединение CDLXIX, причём 

с тем же выходом, однако кроме него были получены ещё три продукта (схема 1.184).  

 
Схема 1.184 
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1.6. Катализируемые переходными металлами рециклизации фуранов в индолы 

Хашми с сотрудниками описали катализируемое комплексом золота(I) превраще-

ние N-арилэтинил-N-(2-фурилэтил)сульфамидов CDLXXIII в 2,3-дигидробензо[f]индолы 

CDLXXIV (схема 1.185) [192].  

 
Схема 1.185 

Были получены также гетарен-аннелированные 2,3-дигидроиндолы (рис. 1.3). 

 
Рис. 1.3. Гетарен-аннелированные индолины, полученные из сульфамидов CDLXXIII 

Неожиданно оказалось, что 5-незамещённые фураны стабильны при условиях, ис-

пользованных для осуществления данного превращения. Кроме того, индолины не образу-

ются, если в реакцию вводить субстраты с электрон-обеднёнными ароматическими групп-

пами. Замещение ароматического заместителя алкильной группой также препятствует 

осуществлению этой реакции; в этом случае выделялись только продукты гидратации 

тройной связи СС. Основываясь на полученных данных, для данной рециклизации был 

предложен механизм, показанный на схеме 1.186.  
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Схема 1.186 

Изменение катализатора на AuCl3 позволяет осуществить рециклизацию аналогич-

ного фурана CDLXXV, не содержащего ароматического заместителя при алкинильном 

фрагменте. В этом случае в образовании индольного скелета CDLXXVI принимают учас-

тие не два, а все четыре атома углерода фуранового цикла (схема 1.187) [193].  

 
Схема 1.187 

Другой подход к индолам на основе катализируемой комплексами палладия рецик-

лизации производных фурана был разработан Эль Каимом с соавторами. Они показали, 

что нагревание N-фурфуриланилинов CDLXXVII с основанием и PdCl2(PPh3)2 приводит к 

их превращению в 3-(2-ацилвинил)индолы CDLXXVIII в результате реакции, родствен-

ной кросс-сочетанию по Хеку (схема 1.188) [194]. 

 
Схема 1.188 

В реакцию могут вступать соединения, содержащие широкое разнообразие функ-

циональных групп. В частности, амиды N-арил-N-фурфурил--аминокислот CDLXXIX с  
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хорошими выходами превращали в соответствующие индолы CDLXXX (схема 1.189).  

 
Схема 1.189 

Чуть позже Йин с соавторами показали, что использование в качестве катализатора 

Pd(PPh3)4, а в качестве основания K2CO3 позволяет увеличить выход индолов даже при ис-

пользовании арилбромидов (схема 1.190) [195].  

 
Схема 1.190 
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1.7. Прочие реакции превращения фуранов в индолы 

Гангули с сотрудниками изучили инициированную Bu3SnH радикальную циклиза-

цию N-(2-бромофенил)-N-метилфуран-3-карбоксамида CDLXXXIII и обнаружили, что 

продуктом её является спирофуро[3,3]оксиндол CDLXXXIV, который был выделен с вы-

ходом 59% (схема 1.191) [196]. Нужно отметить, что поведение фурана CDLXXXIII отли-

чается от поведения соответствующих бензамидов, для которых первоначально образу-

ющиеся спиросоединения подвергались изомеризации в хинолоны. 

 
Схема 1.191 

Болдуин с сотрудниками осуществили родственную радикальную циклизацию N-

(2-бромофенил)бензофуран-2-карбоксамидов CDLXXXV и получили спиробензофуран-

[2,3]оксиндолы CDLXXXVI (схема 1.192) [197].  

 
Схема 1.192 

Недавно Вассиликоджианнакис и соавторы разработали инициируемое синглетным 

кислородом превращение фуранов в бициклические лактамы Майера. Так, при взаимодей-

ствии в этих условиях (R)-ментофурана CDL с фенилглицинолом CDLXXXVII с выходом 

80% был получен октагидроиндол CDLXXXIX. Было показано, что можно выделить так-

же промежуточный продукт CDLXXXVIII (схема 1.193) [198].  
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Схема 1.193 

В аналогичной реакции CDL с фенетиламином был получен гексагидроиндол 

CDXCI, продукт изомеризации первоначально образующегося CDXC (схема 1.194) [199].  

 
Схема 1.194 

Использование диметоксифенильной группы вместо фенильной позволяет осущес-

твить вторичную циклизацию за счёт её атаки N-ацилиминиевым ионом (схема 1.195).  

 
Схема 1.195 

При использовании в этой реакции триптамина образуется индолокарболин 

CDXCIV (схема 1.196). 
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Схема 1.196 

Данный подход использовался для one pot синтеза тетрациклического скелета алка-

лоидов семейства Erythrina из 4-(2-фурил)бутаналя СDXCV (схема 1.197) и производных 

бензо[de]пирроло[1,2-j]хинолина из 3-(2-фурил)пропаналя D (схема 1.198) [200]. 

 
Схема 1.197 

 
Схема 1.198 

Аналогичное превращение 2-амино-3-циано-4,5,6,7-тетрагидрофурана DIV осущес-

твляли его облучением в присутствии воздуха. В зависимости от условий обработки пер-

воначального продукта DV был получен 3-циано-7а-этокси-4,5,6,7-тетрагидрооксиндол 

DVI или 3-циано-5,6-дигидроиндол-2(4Н)-он DVII (схема 1.199) [201].  
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Схема 1.199 

Показано, что в кислых условиях 4-аминобензофураны DIX количественно изоме-

ризуется в 4-гидроксииндолы DX. Изомеризация протекает с равной эффективностью в 

разных условиях (конц. HCl, ледяная уксусная кислота, трифторуксусная кислота, HClO4 в 

уксусной кислоте), но использование конц. H2SO4 приводит к значительному разложению 

продукта, а разбавленные кислоты, даже 6 М HCl и 70% HClO4 оказались неэффективны. 

Реакция протекает только для бензофуранов, содержащих заместитель при атоме С(2), в 

то время как 2-незамещённые бензофураны в этих условиях остаются неизменными. Ис-

ходный 4-аминобензофуран может быть легко синтезирован из соответствующего 4-нит-

робензофурана DVIII каталитическим гидрированием. Напротив, попытка восстановления 

DVIII хлоридом олова(II) приводит сразу к 4-гидроксииндолу DX (схема 1.200) [202].  

 
Схема 1.200 

 Таким образом, к настоящему времени разработано довольно много методов пре-

вращения производных фурана в производные индолы. Они используют способность фу-

ранов выступать в качестве нуклеофилов и электрофилов, вступать в реакции циклоприсо-

единения как 2π- и как 4π-компонента и т.д. Тем не менее, поиски новых методов превра-

щения фуранов в индолы и другие азот-содержащие гетероциклические соединения по-

прежнему представляют не только большой теоретический, но и огромный практический 

интерес, особенно в связи с поисками высокоэффективных путей переработки биомассы в 

различные ценные продукты и полупродукты тонкого органического синтеза. 
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2. Синтез азагетероциклов реакциями рециклизации  

фурана в условиях кислотного катализа 

(Обсуждение результатов) 

Из обзора литературы по превращению фуранов в азагетероциклы на примере 

единственного класса этих соединений – индолов – видно, что в этих реакциях фуран спо-

собен выступать как нуклеофил, электрофил, эквивалент 1,4-дикетона, 1,3-диена, эфира 

енола и т.д. При этом важным свойством фурана является способность проявлять разные 

типы реакционной способности в качественно идентичных условиях. Так, фураны реаги-

руют как нуклеофилы с электрофильными реагентами, генерируемыми при действии кис-

лот. В то же время, при действии водных растворов кислот фураны подвергаются прото-

литическому раскрытию в 1,4-дикетоны. Кроме того, протонирование кислотой фураново-

го цикла или фрагмента фурфурилового спирта приводит к образованию катионов, спо-

собных вступать в реакции с различными нуклеофилами, причём эти реакции нередко со-

провождаются изомеризацией углеродного скелета. Такое многообразие поведения фура-

нов в присутствии кислот определяет возможность одновременного образования большо-

го количества разнообразных продуктов, а также приводит к осмолению реакционной 

смеси, что создало устойчивое мнение о невозможности использования фуранов в кислой 

среде вследствие их ацидофобности. Однако все эти направления реакционной способ-

ности фурана могут быть использованы для эффективного получения ценных продуктов 

при условии правильного выбора партнёров реакции и условий для её проведения. 

Данная работа посвящена разработке методов синтеза различных азотсодержащих 

гетероциклических соединений – моно-, би- и полициклических; содержащих один или 

несколько атомов азота – на основе катализируемых кислотами реакций рециклизации 

производных фурана. Значительное внимание уделяется методам получения различных 

индолов, так как индолы относятся к наиболее привилегированным структурам вслед-

ствие огромного разнообразия типов физиологической активности, проявляемой этими ге-

тероциклическими соединениями, и широкого распространения в природе [например, 

203–212]. К настоящему времени разработано множество различных методов синтеза ин-

долов, которые суммированы в ряде монографий и обзоров [213–224]. Тем не менее, учи-

тывая важность индолов, поиск новых эффективных методов синтеза этого класса соеди-

нений остаётся важной и актуальной проблемой.  

Кроме индолов, в данной работе были получены также их аннелированные произ-

водные (индоло[3,2-c]хинолины, фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-b]индолы) и представители 

других классов азотсодержащих гетероциклических соединений – пирролы, пирроло[1,2-
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a]пиразины, пирроло[1,2-a][1,4]диазепины, в том числе бензаннелированные и аннелиро-

ванные с другими гетероциклами, хинолины, пиридазино[1,6-b]изохинолины, а также 

изокумарины и фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-c]изокумарины. 

Использование в качестве исходных соединений для синтеза азагетероциклов про-

изводных фурана, легко получаемых из фурфурола, являющегося одной из «молекуляр-

ных платформ», получаемых при переработке биомассы, представляет большой практи-

ческий интерес, поскольку: 1) позволяет сразу получать полизамещённые азагетероциклы, 

в том числе содержащие функции, которые можно использовать для дальнейшей модифи-

кации полученных соединений; 2) обеспечивает невысокую себестоимость синтезируемых 

азотсодержащих гетероциклов; 3) расширяет возможности использования биомассы для 

получения разнообразных продуктов тонкого органического синтеза. 
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2.1. Получение 2-арил- и 2-гетероарил-3-(2-ацилвинил)индолов 

реакцией 2-(2-аминофенил)фуранов с ароматическими альдегидами 

Рассматривая возможности превращений производных фурана в индолы, мы оттал-

кивались от идеи, что атом(ы) углерода будут участвовать в образовании пиррольного 

цикла индольного скелета, а бензольный цикл уже должен присутствовать в исходной мо-

лекуле. Иначе говоря, построение индольного скелета должно происходить за счет образо-

вания связи N(1)–C(2) или связи С(2)–C(3). Учитывая высокую α/β селективность в реак-

циях фуранов с электрофильными реагентами, связь N(1)–C(2) может быть образована в 

результате внутримолекулярной атаки электрофильного атома азота на атом С(2) фурана в 

орто-замещённых бензилфуранах, а связь С(2)-C(3) – в результате аналогичной атаки на 

фурановый цикл аминоалкильного катиона.  

Мы проанализировали известные методы построения индольного скелета за счёт 

образования связи С(2)-C(3) с целью найти аналоги, которые позволили бы подобрать 

оптимальную систему для осуществления нашей идеи. Оказалось, что впервые индольный 

скелет был получен через образование указанной связи ещё в 1886 г. фон Маутнером и 

Свидой в результате перегонки N-ацетил-о-толуидина в присутствии цинковой пыли 

[225]. Реакция не имеет препаративного значения, однако несколько позже Маделунг про-

демонстрировал, что это превращение можно осуществить с приемлемым выходом при 

нагревании о-алкиланилидов с основанием при температуре порядка 400 С [226]. Не-

смотря на жёсткие условия проведения процесса и связанные с этим ограничения по функ-

циональным группам, которые могут присутствовать в исходных соединениях, реакция 

получила значительное распространение. Более того, в течение долгого времени реакция 
Маделунга (путь а на схеме 2.1) оставалась основным способом формирования индоль-

ного скелета через образование связи С(2)-С(3). Реакция Маделунга активно используется 

до сих пор, хотя и в модифицированном виде: применение более сильных оснований сде-

лало возможным существенно понизить температуру реакции [227–231]. Аналогичная 

циклизация протекает при генерации карбаниона в орто-положении к фрагменту имина 

[232], имидоилхлорида [233], карбодиимида [234], изотиоцианата [235], изонитрила [236]. 

По сходному механизму протекает синтез индолов депротонированием N-алкил-

анилинов, содержащих в орто-положении электрофильный атом азота [237–241] (путь b 

на схеме 2.1). Среди других методов синтеза индолов через образование связи С(2)-С(3) 

можно отметить радикальные циклизации N-(о-виниларил)тиоамидов (путь с) [242,243] 

или арилизонитрилов (путь d) [244,245], катализируемые переходными металлами цикли-

зации иминов орто-алкенил- или орто-алкиниланилинов или соответствующих фенил-
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изоцианидов (путь е) [246,247], внутримолекулярное внедрение карбена по С-Н связи N-

алкиланилина (путь f) [248,249], реакцию метатезиса алкенов (путь g) [250,251], реакцию 

МакМарри (путь h) [252,253], а также другие процессы циклизации [254,255]. 

 

Схема 2.1 

Однако ни один из этих методов не основан на реакциях электрофильной циклиза-

ции. Единственный пример был описан недавно Кобаяши с сотрудниками, которые синте-

зировали серию 9-диалкиламино-9Н-пирроло[1,2-a]индолов из 2-(1-пирролил)бензальде-

гидов и гидрохлоридов вторичных аминов через промежуточное образование иминиевой 

соли, которая электрофильно атакует пиррольный цикл (схема 2.2) [256].  

 

Схема 2.2 

Мы решили использовать близкую методологию, генерируя иминиевый катион в 

кислой среде из 2-(2-аминофенил)фуранов и альдегидов в расчёте на то, что этот катион 

будет атаковать как электрофил атом С(2) фурана с образованием индольного скелета.  

Мы изучили модельную реакцию между 2-(5-метилфуран-2-ил)анилином (1а) и 

бензальдегидом (2а). Оказалось, что при нагревании бензольного раствора этих соедине-

ний в присутствии трихлоруксусной кислоты или катионообменной смолы Амберлист-15 

в кислой форме действительно образуется индол 3а, однако выход его не превышал 20%. 

(таблица 2.1).  
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Таблица 2.1. Оптимизация условий модельной реакции между 2-(5-метилфуран-2-ил)ани-

лином 1а и бензальдегидом 2а 

 

№ Растворитель Кислота T, [C] время Выход, % 

1 C6H6 Амберлист-15 80 24 ч 20 

2 C6H6 Cl3CCOOH 80 8 ч 15 

3 C6H6 TsOHH2O 80 8 ч 20 

4 C6H6 TsOH 80 9 мин 77 

5 C6H6 TsOH 30–35 18 ч 79 

6 1,4-диоксан HClO4 30–35 24 ч 15 

7 1,4-диоксан HClO4 101 1 мин 72 

8 EtOH HCl (г) 30–35 1.5 ч 76 

9 EtOH HCl (г) 78 3 мин 70 

10 AcOH конц. HCl 30–35 1.5 ч 78 

11 AcOH конц. HCl 118 1 мин 74 

В результате варьирования условий проведения реакции (температура, раствори-

тель, разные кислотные инициаторы) мы нашли, что лучшие результаты достигаются при 

использовании систем, продемонстрировавших свою эффективность ранее для других ре-

акций рециклизации производных фурана: TsOH в бензоле [257], HClO4 в диоксане [258], 

этанольный раствор хлороводорода [175], соляная кислота в уксусной кислоте [259]. Во 

всех случаях выход индола 3а был в интервале 70-80% (таблица 2.1). Строение 3а было 

определено на основании данных ЯМР спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного 

анализа. Структура соединения 3а была однозначно доказана методом рентгеноструктур-

ного анализа (РСА, рис. 2.1). 

При использовании раствора HCl в этаноле и соляной кислоты в уксусной кислоте 

синтез индола 3а протекает с равной эффективностью как при кипячении, так и при ком-

натной температуре. При кипячении полная конверсия фурана достигается в течение 1–3 

минут. Увеличение времени реакции приводит к снижению выхода индола вследствие 

осмоления реакционной смеси. При комнатной температуре для достижения полной кон-
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версии требуется 18–24 ч. Проведение реакции при 30–35 С является удобным компро-

миссом между этими двумя предельными случаями, так как примерно такой же выход ин-

дола может быть получен при проведении реакции в течение 1.5 ч, а незначительное уве-

личение времени нагревания при этой температуре не приводит к осмолению и, как ре-

зультат, к понижению выхода продукта. Хороший выход 3а был получен также при ис-

пользовании безводной пара-толуолсульфоновой кислоты (TsOH) в бензоле. Напротив, 

применение TsOHH2O приводит к образованию сложной смеси продуктов, из которой ин-

дол 3а удалось выделить лишь с невысоким выходом. 

 
Рис. 2.1. Структура соединения 3а, определённая методом РСА 

Для изучения сферы применимости открытой реакции был осуществлён синтез 

большой серии индолов с использованием разнообразных замещённых бензальдегидов, с 

одной стороны, и ряда 2-(2-аминофенил)фуранов 1а–е, с другой. Последние получали из 

фурфурола (4а) или 2-ацетилфурана (4b), используя последовательность стадий, приве-

дённую на схеме 2.3 [185]. 

 
Схема 2.3 

Мы показали, что полученные 2-(2-аминофенил)фураны 1 в оптимизированных ус-

ловиях (конц. HCl в AcOH, 30–35 С) реагируют с бензальдегидами 2 с образованием 2,3-

дизамещённых и 2,3,6-тризамещённых индолов 3 с выходами 54–79% (таблица 2.2).  
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Таблица 2.2. Синтез 2-арил-3-(2-ацилвинил)индолов 3 из 2-(2-фурил)анилинов 1 и арома-

тических альдегидов 2 

 
№ 1 X R 2 Ar 3 Выход, % 

1 a H H a Ph а 78 

2 a H H b 3,4-(MeO)2C6H3 b 72 

3 a H H c 4-FC6H4 c 70 

4 a H H d 4-O2NC6H4 d 79 

5 a H H e 3-O2NC6H4 e 62 

6 a H H f 2-O2NC6H4 f 58 

7 a H H g 2-O2N-4-MeOC6H3 g 56 

8 a H H h 2-O2N-4,5-(MeO)2C6H3 h 59 

9 b H Me i 2-HO-5-ClC6H3 i 70 

10 b H Me j 4-EtOC6H4 j 66 

11 c Me H b 3,4-(MeO)2C6H3 k 77 

12 c Me H k 4-BrC6H4 l 74 

13 c Me H c 4-FC6H4 m 60 

14 c Me H f 2-O2NC6H4 n 65 

15 c Me H h 2-O2N-4,5-(MeO)2C6H3 o 57 

16 c Me H l 2-O2N-4,5-(OCH2CH2O)C6H3 p 56 

17 c Me H m 2-O2N-5-ClC6H3 q 54 

18 c Me H n 2-O2N-5-BrC6H3 r 55 

19 c Me H o 2-O2N-3-MeO-4-HOC6H2 s 53 

20 d Cl H b 3,4-(MeO)2C6H3 t 76 

21 d Cl H d 4-O2NC6H4 u 74 

22 d Cl H e 3-O2NC6H4 v 72 

23 d Cl H f 2-O2NC6H4 w 67 

24 d Cl H h 2-O2N-4,5-(MeO)2C6H3 x 58 

25 d Cl H p 2-O2N-4,5-(OCH2O)C6H3 y 59 

26 e MeO H q 2-этокси-1-нафтил z 79 
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Относительно низкие выходы наблюдались в реакциях 2-нитробензальдегидов. По-

скольку выход индола 3 для 4-нитробензальдегида в реакции с 1а составляет 79%, можно 

предположить, что невысокие выходы в случае 2-нитропроизводных являются следствием 

стерических затруднений в переходном состоянии, создаваемых орто-заместителем. В то 

же время 5-хлорсалициловый альдегид, также содержащий орто-заместитель, образует 

соответствующий индол с выходом 70%. Более того, реакция 2-этоксинафталин-1-карб-

альдегида (2q), для которого также можно ожидать проявление стерических затруднений, 

c фураном 1е даёт индол 3z c высоким выходом (79%). Возможно, благодаря комбинации 

стерических и электронных эффектов с основным направлением реакции начинают конку-

рировать побочные направления, что приводит к уменьшению выхода продукта 3. 

Далее мы изучили возможность использования в данной реакции гетероаромати-

ческих альдегидов 7. Мы нашли, что соответствующие 2-(гетарил)индолы 8 образуются с 

выходами от умеренных до очень хороших (таблица 2.3).  

Таблица 2.3. Синтез 2-гетарил-3-(2-ацилвинил)индолов 8 из 2-(2-фурил)анилинов 1 и 

гетероароматических альдегидов 7 

 
№ 1 X R1 7 Y R2 8 Выход, % 

1 a H Me a O 4-FC6H4 a 74 

2 a H Me b O 4-O2NC6H4 b 69 

3 a H Me c O 2-O2N-4-MeC6H3 c 65 

4 a H Me d O 2,4,6-Cl3C6H2 d 75 

5 d Cl Me e O Me e 80 

6 d Cl Me f O PhthNCH2
a f 73 

7 e MeO Me g O Et g 76 

8 e MeO Me h O 4-F3CC6H4 h 77 

9 d Cl Me i S H i 75 

10 b H Et j S O2N j 43 
a PhthN – фталимидо 

Как и для бензальдегидов, введение нитрогруппы в тиофеновый цикл приводит к 

уменьшению выхода индола. Понижение выхода в данном случае нельзя объяснить стери-
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ческими эффектами, поэтому можно предположить, что низкие выходы связаны с проте-

канием каких-то побочных процессов. Действительно, нитрогруппа затрудняет протони-

рование имина, необходимое для его внутримолекулярной атаки на атом С(2) фурана, но 

активирует как альдегид, так и имин по отношению к нуклеофильным агентам.  

В отличие от фуран-2-карбальдегидов и тиофен-2-карбальдегидов более оснóвные 

3- и 4-пиридинкарбальдегиды, а также 2-хлорхинолин-3-карбальдегид при взаимодейст-

вии с 2-(2-аминофенил)фуранами 1 в изученных условиях индолы не образуют.  

Уксусный альдегид также оказался в этой реакции неэффективным, что, по-види-

мому, обусловлено обратимостью образования имина и ростом вклада конкурентных про-

цессов. В результате наблюдается значительное осмоление реакционной смеси.  

Строение полученных соединений 3 и 8 было определено на основании данных 

спектроскопии ЯМР, масс-спектрометрии и элементного анализа, а также сравнения полу-

ченных спектральных данных с соответствующими данными для 3а, а в некоторых случа-

ях также с литературными данными. Характеристичным является, в частности, образова-

ние фрагмента –СН=СН–С(О)–, что подтверждается появлением в спектрах ЯМР 1Н сиг-

налов двух олефиновых протонов в виде дублетов в области 6.80–7.27 и 7.67–8.40 м.д., 

соответственно, с КССВ 15.9–16.2 Гц, что позволяет сделать вывод о транс-конфигурации 

С=С связи. В спектрах ЯМР 13С соединений 3 и 8 присутствует сигнал углерода карбо-

нильной группы в области 197.2–197.5 м.д. Кроме того, в ИК спектрах этих соединений 

имеются интенсивные полосы поглощения в области 3416–3187 см-1 и в области 

1628-1587 см-1, соответствующие валентным колебаниям связи N–H и карбонильной груп-

пы. Для каждого соединения методом масс-спектрометрии найдены соотношения m/z, 

соответствующие молекулярным ионам этих производных индола. 

Все полученные данные можно объяснить с использованием механизма, представ-

ленного на схеме 2.4.  

 

Схема 2.4 
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Взаимодействие альдегида 2 с 2-(2-аминофенил)фураном в присутствии кислотно-

го катализатора приводит к образованию имина 9. Протонированный имин электрофильно 

атакует атом С(2) фурана с образованием интермедиата А. Последний подвергается рас-

крытию фуранового цикла и ароматизации индольного фрагмента, что приводит к β-(3-

индолил)-α,β-ненасыщенным кетонам 3 (8). Высокая α/β селективность в реакциях фура-

нов с электрофильными реагентами обеспечивает образование в этой реакции индолов 3 и 

8, а не фурохинолинов 10. 

Промежуточно образующийся имин 9 можно выделить, если реакцию проводить в 

уксусной кислоте в отсутствие НCl при комнатной температуре. Так, при взаимодействии 

1d с 2d в этих условиях с выходом 72% мы выделили имин 9a (схема 2.5). Невысокая ста-

бильность имина в растворе препятствует его полной характеризации. Восстановление 

имина борогидридом натрия приводит к соответствующему амину 11, строение которого 

было охарактеризовано методами ЯМР спектроскопии, масс-спектрометрии и элементно-

го анализа.  

 

Схема 2.5 

Полученные полифункциональные производные индола 3 и 8 представляют значи-

тельный интерес сами по себе, а также как исходные соединения в синтезе других заме-

щённых индолов. Их можно легко модифицировать как по индольному циклу, так и по 

фрагменту α,-ненасыщенного кетона, способному вступать в различные реакции в качес-

тве диенофила, диполярофила, акцептора Михаэля и т.д. [260–262]. Например, β-(3-индо-

лил)-α,β-ненасыщенные кетоны были интермедиатами в синтезе ()-паникулидина В 

[263], в синтезе веществ, ингибирующих протеазу ВИЧ на наномолярном уровне [264], а 

также противовоспалительных препаратов [265]. 

Другие подходы к соединениям типа 3 и 8 основаны на альдольной конденсации 

индол-3-карбальдегидов [266], электрофильном алкенилировании индолов [267,268] и 

реакциях, катализируемых комплексами палладия [269]. Разработанный метод представ-

ляет простую и удобную альтернативу этим подходам. 
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2.2. Синтез индоло[3,2-c]хинолинов восстановительной циклизацией 

3-(2-ацетилвинил)-2-(2-нитрофенил)индолов 

 Анализ структуры синтезированных соединений 3 привёл нас к предположению, 

что они могут быть использованы для получения тетрациклических производных в ре-

зультате внутримолекулярного присоединения по Михаэлю к фрагменту α,-ненасыщен-

ного кетона нуклеофильного центра, присутствующего в орто-положении ароматическо-

го заместителя. В качестве такого нуклеофила мы выбрали аминогруппу, поскольку про-

дуктом циклизации в этом случае должны быть производные индоло[3,2-c]хинолина, ко-

торые, согласно литературным данным, проявляют цитостатическую активность в резуль-

тате образования прочных комплексов с ДНК [270,271], демонстрируют антималярийные 

[272,273] и противовоспалительные свойства [274] и проявляют другие виды биологичес-

кой активности [275–277]. К настоящему времени описано достаточно много методов син-

теза индоло[3,2-c]хинолинов: термолиз 4-(бензотриазол-1-ил)хинолинов по Гребе-Ульма-

ну [278,279], внутримолекулярное кросс-сочетание 4-анилино-3-бромо(иодо)хинолинов 

[280,281] и 4-[(2-хлорофенил)амино]хинолинов [282–284], кислотно-катализируемая кон-

денсация 2-(2-аминофенил)индолов с альдегидами [285], термолиз 3-(2-азидофенил)хино-

линов [286] и другие [287–293]. Тем не менее, учитывая важность индоло[3,2-c]хинолинов 

для медицинской и фармацевтической химии, поиск новых методов синтеза этого класса 

соединений остаётся актуальной задачей. 

Как и следовало ожидать, прямое использование 2-аминобензальдегидов в реакции 

с 2-(2-аминофенил)фуранами 1 оказалось неэффективным из-за протекания побочных 

процессов, ведущих к значительному осмолению реакционной смеси. Однако аминогруп-

па может присутствовать в исходном бензальдегиде 2 в латентной форме; наиболее перс-

пективными исходными соединениями в этом смысле представляются 2-нитробензальде-

гиды и 2-азидобензальдегиды. Мы выбрали в качестве исходных соединений 2-нитробенз-

альдегиды, поскольку: 1) разнообразные 2-нитробензальдегиды являются коммерчески 

доступными реагентами либо могут быть легко синтезированы, что обеспечивает возмож-

ность получения библиотеки индоло[3,2-c]хинолинов; 2) восстановление нитробензолов в 

анилины является простым, хорошо изученным и экологически чистым процессом.  

Эту часть работы мы начали с изучения восстановительной циклизации модельного 

3-(2-ацетилцинил)-2-(2-нитрофенил)индола 3f. Мы не использовали восстановление водо-

родом в присутствии палладия на угле, поскольку ранее было найдено, что в сходной ре-

акции 2-(2-нитрофенил)индол-3-карбальдегидов образуются N-оксиды индоло[3,2-c]хино-

линов (продукты циклизации промежуточно образующегося арилгидроксиламина) [294]. 
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Мы попытались провести восстановление 3f с помощью никеля Ренея, однако получили 

сложную смесь продуктов. Сложная смесь была получена также при восстановлении 3f 

цинком в щёлочи. Неэффективным оказалось и нагревание 3f с цинком и уксусной кисло-

той или с хлоридом олова(II). Однако обработка 3f железом и уксусной кислотой привела 

к образованию индоло[3,2-c]хинолина 12а с высоким выходом уже через 5 минут после 

начала реакции.  

Образование 12а можно описать как результат домино-реакции, включающей в се-

бя восстановление нитрогруппы в 3f с образованием анилина В, который далее вступает 

во внутримолекулярную реакцию Михаэля с образованием 6-ацетонил-5,6-дигидроиндо-

ло[3,2-c]хинолина С, после чего элиминирование ацетона даёт 12а (схема 2.6). 

 

Схема 2.6 

Последняя стадия кажется на первый взгляд достаточно необычной. Однако ароматизация 

субстратов в результате элиминирования кетонов уже встречалась ранее [295,296]. Кроме 

того, недавно были описаны сходные реакции ароматизации с образованием хинолинов, 

протекающие с отщеплением нитрометана, малонодинитрила и диметилмалоната, при 

восстановительной циклизации действием железа в уксусной кислоте [297]. 

 Найдя оптимальные условия для проведения восстановительной циклизации 3-(2-

ацетилвинил)-2-(2-нитрофенил)индолов, мы изучили сферу применимости этого процесса, 

используя синтезированные нами индолы 3f–h,n–s,w–y (таблица 2.4). Полученные резуль-

таты показывают, что реакция имеет общий характер; как электронодонорные алкильные 

и алкокси-группы, так и акцепторные галогены не оказывают существенного влияния на 

выход индоло[3,2-c]хинолинов. 

Строение соединений 12 было определено на основании данных спектроскопии 

ЯМР, масс-спектрометрии и элементного анализа. Образование соединений 12 подтверж-

дается отсутствием в спектрах ЯМР 1Н сигналов протонов двойной связи С=С и метиль-

ной группы, а в спектре ЯМР 13С – сигнала карбонильного атома углерода. В масс-спект-

рах соединений 12 присутствуют пики максимальной или средней интенсивности, отвеча-

ющие молекулярным ионам. Кроме того, сравнение полученных спектральных данных с 

литературными для 12a,d подтверждает строение соединений 12.  
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Таблица 2.4. Получение 11H-индоло[3,2-c]хинолинов 12 

 
№ 3 X R1 R2 R3 12 Выход, % 

1 f H H H H a 86 

2 g H H MeO H b 74 

3 h H H MeO MeO c 79 

4 n Me H H H d 73 

5 o Me H MeO MeO e 78 

6 p Me H OCH2CH2O f 70 

7 q Me H H Cl g 79 

8 r Me H H Br h 76 

9 s Me MeO HO H i 65 

10 w Cl H H H j 75 

11 x Cl H MeO MeO k 77 

12 y Cl H OCH2O l 72 

Разработанный метод синтеза 11Н-индоло[3,2-c]хинолинов дополняет существую-

щие подходы к этим соединениям, в том числе обеспечивая возможность синтеза 9-заме-

щённых производных, трудно доступных иными методами. Следует отметить, что ранее 

было показано,что 12а обладает цитотоксической активностью по отношению к клеткам 

промиелоцитарной лейкемии HL-60 и клеткам мелкоклеточного рака легких SCLC c IC50 

4–5 мкмоль/л [277], а 12k проявляет цитотоксичность по отношению к ряду линий 

раковых клеток – А2780 (рак яичников), А549 (рак лёгких), BEL-7402 (рак печени), HTC-8 

(рак кишечника), – но неактивно по отношению к клеткам BCG-823 (рак желудка) [292]. В 

2014 г. опубликована статья [293], в которой продемонстрировано, что 12с ингибирует 

киназу IRAK4 (interleukin-1 receptor-associated kinase, её ингибиторы могут быть использо-

ваны для лечения ряда автоиммунных заболеваний, атеросклероза и других 

воспалительных патологий) на субмикромолярном уровне. 
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2.3. Синтез алкалоида изокриптолепина и его производных 

Фрагмент индоло[3,2-c]хинолина содержится в алкалоиде изокриптолепине (крип-

тосангвинолентине) [298], выделенном в 1995 г. из западноафриканского цветущего расте-

ния Cryptolepis sanguinolenta [299] и представляющем значительный интерес благодаря 

высокой антипротозойной активности [300,301]. Более того, было показано, что некото-

рые производные изокриптолепина проявляют существенно более высокую антималярий-

ную активность и довольно высокий индекс селективности, измеряемый как соотношение 

между IC50 для антималярийной активности и для цитотоксичности по отношению к мы-

шиным фибробластам [279]. Всё это делает актуальной разработку новых способов син-

теза изокриптолепина и, главное, его новых производных, которые могут характеризо-

ваться лучшими терапевтическими характеристиками.  

Изокриптолепин обычно получают метилированием индоло[3,2-c]хинолина 12а. 

Были предложены разные методики такого алкилирования [278,279,281–286,290,298,302–

304]. Мы изучили разные условия реакции метилирования соединений 12 и нашли, что 

лучшие результаты получаются при обработке 12 метилиодидом в нитробензоле согласно 

методике, предложенной Кермаком и Стори [305]. Изокриптолепин (13a) и его производ-

ные 13b-f были получены этим методом с выходом 74–86% (таблица 2.5). 

Таблица 2.5. Синтез изокриптолепина (13а) и его производных 13b-f  

 

№ 12 X R1 R2 13 Выход, % 

1 a H H H a 86 

2 с H MeO MeO b 75 

3 d Me H H c 85 

4 e Me MeO MeO d 82 

5 h Me H Br e 77 

6 j Cl MeO MeO f 74 

Строение соединений 13 было определено на основании данных спектроскопии 

ЯМР, масс-спектрометрии и элементного анализа. В спектрах ЯМР 1Н соединений 13 

отсутствуют сигналы протонов NH группы, но появляются сигналы в области 3.78–4.25 
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м.д., соответствующие N-метильной группе. В ИК спектрах 13 также отсутствуют полосы 

поглощения валентных колебаний группы NH. В масс-спектрах присутствуют пики мо-

лекулярных ионов максимальной интенсивности. Кроме того, сравнение спектральных 

данных с литературными данными для 13а,с подтверждает строение полученных соедине-

ний.  

Таким образом, мы разработали простой метод превращения фурфурола, многотон-

нажного продукта переработки биомассы, в 11H-индоло[3,2-c]хинолины 12 и 5-метил-5H-

индоло[3,2-c]хинолины 13, известные как противомалярийные и противоопухолевые аген-

ты. Этот метод основан на использовании дешёвых реагентов в условиях, пригодных для 

промышленного использования и удовлетворяющих требованиям «зелёной химии». Дан-

ный подход позволяет получать производные 5Н- и 11Н-индоло[3,2-c]хинолинов, содер-

жащие заместители при атоме С(9), труднодоступные иными методами. Это значительно 

расширяет синтетические возможности для синтеза библиотек этих классов гетероцикли-

ческих соединений и их последующего скрининга на антипротозойную и цитотоксичес-

кую активность. 
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2.4. Реакция деацилвинилирования 

2-(гетеро)арил-3-(2-ацилвинил)индолов 

В качестве другого возможного направления функционализации 3-(2-ацилвинил)-2-

(гетеро)арилиндолов мы выбрали реакцию с 1,2-динуклеофилами. Так, при использовании 

гидразинов мы рассчитывали получить 2-(гетеро)арил-3-(2-пиразолин-5-ил)индолы, а из 

них – 2-(гетеро)арил-3-(пиразол-5-ил)индолы. Действительно, ранее были описаны сход-

ные реакции 3-(2-ацилвинил)индолов с гидразинами с образованием соответствующих пи-

разолинов [265,306]. Хотя 2,3-ди(гетеро)арилиндолы недостаточно изучены, известно, что 

некоторые из них проявляют противоопухолевую [307], лейшманицидную [308] и другие 

виды физиологической активности [309]. Кроме того, сообщалось об антиамёбной [310, 

311], антимикробной [312], противовоспалительной [265,306,313], анальгетической [306], 

нейропротекторной [314] активности 3-(пиразолидинил)индолов и 3-(пиразолил)индолов. 

Поэтому представлялось крайне интересным использовать открытую реакцию синтеза 3-

(2-ацилвинил)-2-(гетеро)арилиндолов для получения соединений этого типа. 

По аналогии с литературными методиками [265,306,310,311] мы попытались про-

вести реакцию между индолом 3s и фенилгидразином в этаноле, однако оказалось что 3s 

очень плохо растворим в этом растворителе. Поэтому мы выбрали в качестве растворите-

ля смесь этанол/диоксан (1:1), в которой растворимость индола 3s значительно выше. При 

добавлении к этому раствору фенилгидразина с выходом 25–30% был получен ожидаемый 

пиразолин в виде жёлто-оранжевого твёрдого вещества.  

Чтобы увеличить выход продукта, мы изучили другие условия для проведения это-

го превращения. Мы нашли, что при нагревании с гидрохлоридом фенилгидразина индол 

3s образует ярко-красный осадок, отличающийся по своим свойствам от жёлто-оранжево-

го пиразолина, полученного при использовании PhNHNH2 в виде основания. Попытки 

растворить этот осадок в типичных органических растворителях (ацетоне, ацетонитриле, 

этилацетате, хлористом метилене, 1,2-дихлорэтане, толуоле и т.п.) оказались безуспешны-

ми даже при нагревании. Однако осадок частично растворился в кипящей уксусной кисло-

те. Дальнейший поиск показал, что осадок растворяется при нагревании в ДМФА, N,N-

диметилацетамиде, ДМСО, нитробензоле, муравьиной кислоте, а при комнатной темпера-

туре – в трифторуксусной кислоте. Однако растворение всегда сопровождалось обесцве-

чиванием реакционной среды, а из раствора вместо целевого пиразолина был выделен 6-

хлоро-2-(3,4-диметоксифенил)индол 14а. 

Нас заинтересовало это необычное превращение, и мы стали искать условия, при 

которых β-(3-индолил)-α,β-ненасыщенный кетон 3s будет превращаться в индол 14а на-
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прямую. Мы нашли, что нагревание 3s в течение всего 2 минут в ДМФА или N,N-диме-

тилацетамиде приводит к образованию 14а с выходом ~80%. Используемый растворитель 

играет принципиально важную роль в этом превращении. Как отмечалось выше, нагрева-

ние в этаноле приводит к промежуточному продукту, точную структуру которого устано-

вить не удалось ввиду его нерастворимости (предположительно, гидрохлорид или сольват 

пиразолина). При кипячении в ДМСО для полной конверсии субстрата 3s потребовалось 

10 минут, однако продукт 14а был выделен с выходом только 30%. Попытки увеличить 

выход за счёт увеличения времени реакции оказались неэффективными и привели только 

к значительному смолообразованию. Смолообразование наблюдалось и при проведении 

реакции в муравьиной кислоте; оптимальное время реакции в этом растворителе оказа-

лось равно 7 минутам, при этом индол 14а был выделен с выходом 54%. С разумными вы-

ходами 14а был получен при кипячении 3s c PhNHNH2HCl в 1,4-диоксане и в нитробензо-

ле. Однако эти растворители являются менее привлекательными с препаративной точки 

зрения, поскольку выход 14а оказался всё же ниже, чем в ДМФА (таблица 2.6). Кроме 

того, реакция в диоксане требует значительно большего времени, а проведение реакции в 

нитробензоле приводит к проблеме выделения продукта (наиболее эффективным спосо-

бом оказалась перегонка с водяным паром, что, конечно, заметно ухудшает препаратив-

ность метода).  

Таблица 2.6. Оптимизация условий реакции для прямого деацилалкенилирования 3s с 

образованием индола 14а 

 

№ Растворитель Время, мин Выход, % 

1 ДМФА 2 80 

2 N,N-диметилацетамид 2 76 

3 ДМСО 20 30 

4 HCO2H 7 54 

5 1,4-диоксан 150 60 

6 нитробензол 5 68 
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Чтобы выяснить, является ли данное де(ацилалкенилирование) общим процессом 

или следствием специфического поведения субстрата 3s либо какого-либо присутствую-

щего в нём заместителя, мы изучили реакцию между гидрохлоридом фенилгидразина и 

широким набором 3-(2-ацилвинил)-2-(гетеро)арилиндолов 3 и 8 (таблица 2.7). 

 Мы нашли, что варьирование заместителей как в индольном цикле, так и в арома-

тическом фрагменте, связанном с атомом С(2) индола, равно как замена фенильной груп-

пы на тиенильную или замещенную фурильную (соединения 8), не оказывает существен-

ного влияния на результат реакции с гидрохлоридом фенилгидразина: во всех случаях на-

блюдается де(ацилалкенилирование) субстрата вместо образования пиразолина.  

Таблица 2.7. Де(ацилалкенилирование) 3-(2-ацетилвинил)-2-(гетеро)арилиндолов 3 и 8 

 
№ 3 (8) X Ar 14 Выход, % 

1 3s Cl 3,4-(MeO)2C6H3 a 80 

2 3a H Ph b 76 

3 3c Н 4-FC6H4 c 71 

4 3l Me 4-BrC6H4 d 73 

5 3t Cl 4-O2NC6H4 e 83 

6 3u Cl 3-O2NC6H4 f 62 

7 8а H 5-(4-FC6H4)-2-Fu a g 67 

8 8b H 5-(4-O2NC6H4)-2-Fu h 59 

9 8c H 5-(2-O2N-4-MeC6H3)-2-Fu i 61 

10 8d H 5-(2,4,6-Cl3C6H2)-2-Fu j 76 

11 8e Cl 5-Me-2-Fu k 71 

12 8f Cl 5-(PhthNCH2)-2-Fu b l 65 

13 8g MeO 5-Et-2-Fu m 70 

14 8h MeO 5-(4-F3CC6H4)-2-Fu n 71 

15 8i Cl 2-Th c o 71 
a Fu – фурил; b PhthN – фталимидо; с Th – тиенил 

Строение соединений 14 было определено на основании данных спектроскопии 

ЯМР, масс-спектрометрии и элементного анализа. Характеристичным является исчезнове-
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ние сигналов протонов С=С связи в спектрах ЯМР 1Н, а также сигнала метильной группы 

и появление сигнала атома Н-3 индольного цикла в виде синглета (обычно уширенного) в 

области 6.52–7.44 м.д. Кроме того, в спектрах ЯМР 13С соединений 14 отсутствует сигнал 

в слабом поле, соответствующий карбонильной группе. Сигнал карбонильной группы от-

сутствует и в ИК спектрах 14. В масс-спектрах 14 имеются сигналы молекулярных ионов 

максимальной или значительной интенсивности. Кроме того, сравнение полученных экс-

периментальных данных с литературными данными для соединений 14b,c подтверждает 

строение этих соединений.  

Мы полагаем, что реакция протекает по механизму, представленному на схеме 2.7. 

При взаимодействии 3 (или 8) с фенилгидразином первоначально образуется соответству-

ющий пиразолин 15, который подвергается протонированию по атому С(3) индольного 

фрагмента с образованием интермедиата D. Элиминирование из последнего молекулы пи-

разола приводит к индолу 14. Движущей силой процесса является образование двух аро-

матических молекул – индола 14 и 3-метил-1-фенилпиразола. 

 

Схема 2.7 

Мы доказали протекание реакции по этому механизму выделением пиразолина 15а 

при проведении реакции между фенилгидразином и индолом 8e в смеси этанола и 1,4-ди-

оксана (1:2) (схема 2.8). В этих условиях нам удалось получить соответствующий пира-

золин, хотя и с небольшим выходом. Нагревание 15а в присутствии каталитических коли-

честв кислоты в любом из упомянутых выше растворителей приводит к отщеплению пи-

разола и образованию 2-(5-метилфуран-2-ил)индола 14k. 
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Схема 2.8 

Таким образом, мы показали, что в условиях, обычно используемых для получения 

пиразолинов из α,-ненасыщенных кетонов и гидразинов, соединения 3 и 8 вступают в не-

обычную домино-реакцию деалкенилирования с образованием 3-незамещенных 2-(гете-

ро)арилиндолов 14. Эти соединения (например, 14b,c) проявляют антимикробные [315] и 

антиоксидантные свойства [316,317], ингибируют NO синтазу и ядерный фактор В [318], 

могут использоваться для защиты днищ кораблей и подводных сооружений от оседания 

личинок морского жёлудя Balanus Amphitrite [319] и демонстрируют другие виды физио-

логической активности [320]. 

Хотя известно много методов получения 2-(гетеро)арилиндолов, данная реакция 

представляет интерес как первый пример удаления 2-ацилвинильной группы из β-(гетеро)-

арил-α,β-ненасыщенных кетонов. Ранее сообщались реакции ароматизации, протекающие 

с элиминированием ароматических гетероциклов [321,322], однако такой тип ароматиза-

ции с образованием пиразола мы обнаружили впервые.  
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2.5. Синтез хинолинов рециклизацией 2-[2-(ациламино)бензил]фуранов 

в условиях реакции Бишлера-Напиральского 

Рассматривая синтез индолов из 2-(2-аминоарил)фуранов и альдегидов как аналог 

реакции Пикте-Шпенглера, мы не могли не попытаться провести с субстратами этого типа 

процесс, аналогичный реакции Бишлера-Напиральского. К сожалению, атака электро-

фильного центра, образующегося из амидной группы 2-[2-(ациламино)арил]фуранов в ус-

ловиях реакции Бишлера-Напиральского, на α атом углерода фурана приводит в основном 

к осмолению реакционной смеси из-за невозможности эффективной стабилизации проме-

жуточно образующихся соединений. Однако рассмотрение возможных превращений ами-

дов 16, получаемых из 2-(2-аминобензил)фуранов, привело нас к выводу, что электро-

фильный центр интермедиата E, образующегося в условиях реакции Бишлера-Напираль-

ского, должен атаковать не β атом углерода фурана с образованием фуробензазепина 17, а 

α атом углерода пятичленного цикла с образованием интермедиата F. Дальнейшее раскры-

тие фуранового цикла и ароматизация интермедиата G должны приводить к образованию 

хинолинов 18 (схема 2.9). В пользу последнего направления говорит как то, что в услови-

ях кинетического контроля предпочтительна атака именно на α атом углерода фурана, так 

и то, что хинолины 18 термодинамически предпочтительнее, чем изомерные фуробензазе-

пины 17. 

 
Схема 2.9 

Чтобы проверить это предположение, мы синтезировали 2-[2-бензоиламино-4,5-ди-

метоксибензил]-5-метилфуран 16а и кипятили его с POCl3 в бензоле в течение 1.5 часов. 

Действительно, продуктом реакции оказался хинолин 18а (схема 2.10). 
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Схема 2.10 

Строение соединения 18а было определено на основании анализа данных ИК и 

ЯМР спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. Структура 18а была 

однозначно доказана методом рентгеноструктурного анализа (рис. 2.2). 

 
Рис. 2.2. Структура 18а, определённая методом РСА 

Чтобы изучить сферу применимости открытой реакции, мы синтезировали серию 

2-(2-амино-4,5-диметоксибензил)фуранов 24, используя последовательность стадий, при-

ведённую на схеме 2.11.  

 
Схема 2.11 

Вератрол (20) ацилировали хлорангидридами 5-замещённых фуран-2-карбоновых 

кислот 19. Полученные кетоны 21 нитровали смесью дымящей азотной кислоты и AcOH. 



115 
 

Нитрокетоны 22 восстанавливали железом в уксусной кислоте в аминокетоны 23, которые 

превращали в 2-(2-амино-4,5-диметоксибензил)фураны 24 обработкой NaBH4 и AlCl3 в 

ТГФ. Ацилированием 2-(2-аминобензил)фуранов 24 хлорангидридами различных кислот 

25 мы получили представительную серию соответствующих амидов 16 (таблица 2.8). 

Таблица 2.8. Синтез 2-[2-(ациламино)бензил]фуранов 16 ацилированием анилинов 24 

 

№ 24 R1 25 R2 16 Выход, % 

1 a Me a Ph a 72 

2 a Me b Me b 65 

3 a Me c 2-O2NC6H4 c 76 

4 a Me d 2-тиенил d 80 

5 b t-Bu a Ph e 68 

6 b t-Bu e Bn f 87 

7 b t-Bu f ClCH2 g 63 

8 c 4-BrC6H4 a Ph h 74 

9 c 4-BrC6H4 g PhthNCH2CH2
a i 75 

a PhthN - фталимидо 

Мы нашли, что кипячение всех полученных амидов 16 с POCl3 в бензоле приводит 

к образованию хинолинов 18 (таблица 2.9). Полученные результаты показывают, что при 

прочих равных условиях выход целевого хинолина 18 существенно выше в случае амидов 

16e–g, содержащих при атоме С(5) фурана трет-бутильную группу, по сравнению с ами-

дами 16a–d, в которых в этом положении находится метильная группа. Это можно объяс-

нить частичным депротонированием метильной группы в интермедиате F (схема 2.7), что 

приводит к протеканию побочных реакций и частичному осмолению реакционной смеси. 

Такое депротонирование, очевидно, невозможно в случае амидов 16e–g. Данное объясне-

ние согласуется и с хорошими выходами 3-(2-ацилвинил)хинолинов 18 в реакциях амидов 

16h,i, у которых атом С(5) фурана содержит ароматический заместитель. Нужно отметить, 

что реакция амидов, в которых фурильная группа не замещена по положению 5, с POCl3 

приводит исключительно к осмолению реакционной смеси, что вызвано большим коли-

чеством побочных реакций, которые могут протекать для интермедиатов F и G. 
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Таблица 2.9. Синтез хинолинов 18 в условиях реакции Бишлера-Напиральского. 

 
№ 16 R1 R2 18 Выход, % 

1 a Me Ph a 61 

2 b Me Me b 34 

3 c Me 2-O2NC6H4 c 68 

4 d Me 2-тиенил d 56 

5 e t-Bu Ph e 82 

6 f t-Bu Bn f 42 

7 g t-Bu ClCH2 g 45 

8 h 4-BrC6H4 Ph h 75 

9 i 4-BrC6H4 PhthNCH2CH2
a i 72 

a PhthN - фталимидо 

При использовании амидов (гетеро)ароматических кислот выходы хинолинов 18 

заметно выше, чем в случае амидов алифатических кислот (18b,f,g). Это объясняется, по-

видимому, относительной лёгкостью депротонирования алкильной группы в положении 2 

хинолинового ядра и вызванными этим побочными процессами, например, протеканием 

альдольно-кротоновой конденсации. В этой связи интересным исключением является цик-

лизация 16i, приводящая к образованию хинолина 18i с выходом 72%. По-видимому, 

фталимидный фрагмент выступает в роли своеобразного буфера, препятствуя протониро-

ванию/депротонированию фрагмента 2-алкилхинолина [177]. 

Строение соединений 16 и 18 было определено на основании анализа данных спек-

троскопии ЯМР и ИК, масс-спектрометрии и элементного анализа. Основные спектраль-

ные данные для соединений 18b-i имеют те же характеристики, что и данные для 18а, чья 

структура была однозначно доказана методом рентгеноструктурного анализа. В частнос-

ти, характеристичные сигналы олефиновых протонов и метильной группы в спектрах 

ЯМР 1Н, сигналы карбонильной группы в спектрах ЯМР 13С и в ИК спектрах подтверж-

дают образование фрагмента –СН=СН–С(О)–, который присутствует в молекулах 18a-i в 

виде Е-изомера, о чём свидетельствуют значения КССВ для протонов при атомах углеро-

да, образующих С=С связь (15.9–16.2 Гц). В масс-спектрах каждого соединения присутст-

вуют пики с соотношением m/z, соответствующим молекулярным ионам. 
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Далее конденсацией 2-нитробензальдегидов 2f,h,l,p с 2-алкилфуранами 26а,b с 

последующим восстановлением (2-нитрофенил)дифурилметанов 27 мы получили серию 2-

(2-аминофенил)дифурилметанов 28а-е (таблица 2.10). 

Таблица 2.10. Синтез (2-нитрофенил)дифурилметанов 27 и (2-аминофенил)дифурилмета-

нов 28 из 2-алкилфуранов 26 и 2-нитробензальдегидов 2 

 

№ 26 R1 2 R2 R3 27, 28 Выход 27, % Выход 28, % 

1 a Me f H H a 87 88 

2 b t-Bu f H H b 92 86 

3 b t-Bu h MeO MeO c 94 83 

4 b t-Bu p OCH2O d 90 89 

5 b t-Bu l OCH2CH2O e 88 81 

Ацилированием (2-аминофенил)дифурилметанов 28 хлорангидридами кислот 25 

мы получили серию соответствующих амидов 29, обработка толуольного раствора кото-

рых оксихлоридом фосфора при кипячении привела к хинолинам 30 (таблица 2.11). Инте-

ресно, что экзоциклическая С=С связь в 30 имеет (Z)-конфигурацию, что следует из значе-

ний КССВ 3J = 11.7–12.0 Гц для винильных протонов, в отличие от (Е)-конфигурации С=С 

связи в хинолинах 18 (3J = 15.3–16.2 Гц). Вероятнее всего, это объясняется более высоким 

барьером для цис/транс изомеризации в случае 30 вследствие стерических эффектов за-

местителя при атоме С(4). 

Мы нашли, что амиды 29a-c превращаются в хинолины 30 с удовлетворительными 

выходами, в то время как для 4-метоксибензамида 29d выход соответствующего хинолина 

составил только 25%. Этот результат обусловлен, видимо, протеканием вторичного про-

цесса внутримолекулярной циклизации 30d в результате катализируемой кислотой Лью-

иса атаки карбонильной группы на второй фурановый цикл [180,257,323,324]. Такие 

побочные процессы наиболее эффективно протекают для электронообогащенных субстра-

тов (29e,f) и в случае фуранов с метильной группой в положении 5 вследствие её малых 

стерических требований (29g). Из этих амидов соответствующие хинолины получить не 

удалось. 
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Таблица 2.11. Синтез [2-(ациламино)фенил]дифурилметанов 29 и их превращение в 4-

фурилхинолины 30 в условиях реакции Бишлера-Напиральского. 

 
№ 28 R1 R2 25 R3 29, 30 Выход 29, % Выход 30, % 

1 b t-Bu H a Ph a 79 52 

2 b t-Bu H h 4-BrC6H4 b 87 69 

3 b t-Bu H i 4-O2NC6H4 c 84 54 

4 b t-Bu H j 4-MeOC6H4 d 76 25 

5 c t-Bu MeO i 4-O2NC6H4 e 85 - 

6 c t-Bu MeO k 4-MeC6H4 f 90 - 

7 a Me H i 4-O2NC6H4 g 73 - 

Чтобы подтвердить данное предположение, мы получили бензгидрол 31 и преврати-

ли его в диарил(фурил)метан 32, который обработали POCl3 при тех же условиях. В этом 

случае можно было ожидать образования в качестве продукта реакции соответствующего 

хинолина, поскольку менее нуклеофильный 4-бромфенильный заместитель не склонен 

вступать во вторичную реакцию циклизации. Действительно, в результате мы получили 

хинолин 33, хотя и с невысоким выходом (схема 2.12).  

 
Схема 2.12 

Строение 33 было определено на основании анализа данных ЯМР спектроскопии, 

масс-спектрометрии и элементного анализа.  
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Таким образом, мы разработали принципиально новый метод синтеза полизаме-

щённых хинолинов, основанный на циклизации 2-[2-(ациламино)бензил]фуранов в усло-

виях реакции Бишлера-Напиральского. 

Нужно отметить, что в тех же условиях орто-ациламино-замещённые дифенилме-

таны, дифениловые эфиры, дифениламины и дифенилсульфиды превращаются в дибензо-

азепины [325–327], дибензоксазепины [326,327], дибензодиазепины [327,328] и дибензо-

тиазепины [327,329], соответственно. Различие в поведении 2-(2-аминобензил)фуранов, с 

одной стороны, и соответствующих дифенилметанов и родственных им соединений, с 

другой, обусловлено тем, что фураны склонны реагировать по α атому углерода, даже 

если он уже содержит заместитель, в то время как производные бензола реагируют исклю-

чительно (или преимущественно) по незамещённому орто-положению. Действительно, 

реакция Бишлера-Напиральского для N-[2-(2-фурил)этил]амидов протекает обычно с низ-

кими выходами [330, 331]; единственный пример эффективной реакции Бишлера-Напи-

ральского с участием производных фурана был описан для 2-[2-(карбамоиламино)фенил-

тио]-5-метоксикарбонилфуранов [332], в которых существенно облегчена атака электро-

фила по атому С(3) и затруднена атака по атому С(2). 

Следует подчеркнуть, что исходные для получения хинолинов по открытой нами 

реакции (2-алкилфураны 26a,b и фуран-2-карбонилхлориды 19) легко получаются из фур-

фурола, одной из «молекулярных платформ» при переработке биомассы. 
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2.6. Синтез индолов восстановительной рециклизацией 

(2-нитрофенил)дифурилметанов 

Восстановление (2-нитрофенил)дифурилметанов 27 в соответствующие (2-амино-

фенил)дифурилметаны 28 можно проводить не только с использованием гидрата гидрази-

на и никеля Ренея, но и другими восстановительными системами, например, Zn/HCl или 

Zn/Me3SiCl в метаноле или N2H4H2O–Pd/C [181,333]. Напротив, при попытке восстановле-

ния 27а-с хлоридом олова(II) анилин 28 образуется только из 27с, в то время как при 

восстановлении 27a,b вместо (2-аминофенил)дифурилметанов 28 образуются 2-(2-ацетил-

винил)-3-фурилиндолы 34.  

Для детального изучения этой реакции мы получили серию соединений 27f-p, ис-

пользуя в качестве исходных разнообразные о-нитробензальдегиды 2 и 2-алкилфураны 

26a-c или 2-алкилтиофены 26d,e (таблица 2.12). 

Таблица 2.12. Синтез (2-нитрофенил)дифурилметанов и (2-нитрофенил)дитиенилметанов 

27 реакцией 2-нитробензальдегидов 2 с 2-алкилфуранами и 2-алкилтиофенами 26 

 

№ 26 X R1 2 R2 R3 R4 R5 27 Выход, % 

1 b O t-Bu r H H MeO H f 81 

2 b O t-Bu n H H Br H g 73 

3 b O t-Bu m H H Cl H h 76 

4 b O t-Bu s H Br H H i 71 

5 b O t-Bu t H CO2Me H H j 72 

6 b O t-Bu u MeO H Me MeO k 87 

7 a O Me u MeO H Me MeO l 70 

8 c O Et u MeO H Me MeO m 76 

9 c O Et f H H H H n 72 

10 d S Me f H H H H o 78 

11 e S t-Bu f H H H H p 88 
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Полученные триарилметаны 27 обрабатывали SnCl22H2O в этаноле при кипячении. 

Мы нашли, что из всех изученных (2-нитрофенил)дифурилметанов только 27с,f дают со-

ответствующие анилины. Анилины образуются также при восстановлении (2-нитрофе-

нил)дитиенилметанов 27o,p. Остальные субстраты превращаются в этих условиях в индо-

лы 34 (таблица 2.13). Замена этанола на метанол не оказывает влияния ни на хемоселек-

тивность реакции, ни на выход продуктов. 

Таблица 2.13. Взаимодействие триарилметанов 27 с SnCl22H2O 

 

№ 27 X R1 R2 R3 R4 R5 34 Выход, % 28 Выход, % 

1 a O Me H H H H a 37  - 

2 b O t-Bu H H H H b 60  - 

3 c O t-Bu H MeO MeO H  - c 51 

4 f O t-Bu H H MeO H  - f 55 

5 g O t-Bu H H Br H с 65  - 

6 h O t-Bu H H Cl H d 73  - 

7 i O t-Bu H Br H H e 61  - 

8 j O t-Bu H CO2Me H H f 62  - 

9 k O t-Bu MeO H Me MeO g 67  - 

10 l O Me MeO H Me MeO h 30  - 

11 m O Et MeO H Me MeO i 44  - 

12 n O Et H H H H j 40  - 

13 o S Me H H H H  - g 63 

14 p S t-Bu H H H H  - h 54 

 Строение соединений 34 было определено на основании анализа данных ЯМР и ИК 

спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. Структура соединения 34а 

была ранее установлена методом рентгеноструктурного анализа [181]. Сравнение спект-

ральных данных для 34а и остальных соединений 34 демонстрирует, что отличия связаны 
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только с наличием заместителей в индольном фрагменте или варьированием алкильной 

группы в фурановом цикле (R1). 

Мы рассмотрели несколько возможных механизмов для рециклизации (2-нитрофе-

нил)дифурилметанов 27 в индолы 34. Восстановление 27 в 28 с последующим катализиру-

емым кислотой превращением 28 в индол 34 можно отбросить, так как было найдено, что 

(2-аминофенил)дифурилметаны, в условиях кислотного катализа не превращаются в 34, а 

дают трикетоиндолы (см. раздел 2.7). Кроме того, даже при сохранении фуранового цикла 

в положении 3 индола рециклизация (2-аминофенил)дифурилметанов должна приводить к 

2-(3-оксоалкил)индолам, аналогам 34, в которых в положении 2 индола вместо фрагмента 

ненасыщенного кетона присутствует группа –СН2СН2С(О)R, что показано на примере их 

N-тозильных производных [174,175]. 

Следовательно, в рециклизации участвует не 28, а продукт неполного восстановле-

ния нитрогруппы. Ранее были описаны примеры получения индолов из нитроаренов через 

образование гидроксиламинов, хотя фрагмент гидроксиламина выступал в этих реакциях 

в качестве N-нуклеофила [334,335]. Тем не менее, можно предположить, что в условиях 

реакции гидроксиламин 35 под действием SnCl2 (или выделяющегося в ходе процесса 

HCl) превращается в нитрениевый катион H, который атакует по α атому фурана c образо-

ванием катиона I. Последний в результате раскрытия фуранового цикла изомеризуется в 

катион J и подвергается ароматизации с образованием индола 34 (схема 2.13).  

 
Схема 2.13 

Однако было показано, что [2-(гидроксиламино)фенил]дифурилметаны 35 не обра-

зуют индолы 34 в условиях кислотного катализа (HClO4, HCl, Me3SiCl, Амберлист 15, 

BF3OEt2) [327]. Этот результат позволяет сделать вывод, что превращение 27 в 34 проте-
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кает через образование (2-нитрозофенил)дифурилметана 36 и взаимодействие нитрозо-

группы с фурановым циклом. Ранее были описаны реакции получения индолов из нитро-

аренов через промежуточное образование производных о-нитрозостирола и их 1,5-элек-

троциклизацию [336,337]. Такой механизм крайне маловероятен в случае (2-нитрофенил)-

дифурилметана, однако можно предположить взаимодействие нитрозогруппы с фурано-

вым циклом по реакции Дильса-Альдера. В пользу этого предположения говорит выделе-

ние [1,2]оксазино[2,3-a]индола 37 при окислении гидроксиламина 35 кислородом воздуха 

или бихроматом калия. Последующая обработка 37 хлоридом олова(II) привела к индолу 

34 (схема 2.14) [181]. 

 

Схема 2.14 

Нитрозогруппа в соединении 36 может также атаковать как электрофил по α атому 

углерода фурана в результате активации SnCl2 или протоном, выделяющимся в ходе реак-

ции, с образованием интермедиата K. Последующие превращения, аналогичные приведён-

ным на схемах 2.4 и 2.9, дают N-гидроксииндол 38 или его таутомер 37, восстановление 

которых хлоридом олова(II) приводит к конечному индолу 34 (схема 2.15). 

 
Схема 2.15 
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Последняя стадия согласуется как с результатом, обсуждённым выше, так и с дан-

ными Каротти с соавторами, которые показали, что восстановление 5-нитро-6-алкенил-

урацилов 39 действием SnCl2 при комнатной температуре приводит к образованию 7-

гидрокси-9-деазаксантинов 40, а при нагревании – к NH-аналогам 41 (схема 2.16) [338]. 

 
Схема 2.16 

Отличие в поведении (2-нитрофенил)дифурилметанов 27a-n, с одной стороны, и (2-

нитрофенил)дитиенилметанов 27o,p, с другой, может быть объяснено на основании обоих 

механизмов. Фураны существенно более активны, чем тиофены, как в реакции Дильса-

Альдера, так и в реакциях с электрофилами, поэтому в случае 27o,p нитрозогруппа быст-

рее восстанавливается в амин, чем взаимодействует с тиофеновым циклом. 

Анализ эффектов заместителей, однако, позволяет сделать вывод о том, что реали-

зуется именно электрофильный механизм (схема 2.15). Во-первых, замена метильной 

группы при атоме С(5) фурана на трет-бутильную приводит к существенному увеличе-

нию выхода индола 34. Тот же эффект заместителя при атоме С(5) наблюдался при рецик-

лизации 2-(2-аминобензил)фуранов 16 в хинолины 18, протекающей по электрофильному 

механизму с подобными интермедиатами. Напротив, для согласованного механизма [4+2]-

циклоприсоединения увеличение стерических требований заместителя при атоме С(5) фу-

рана должно вести скорее к замедлению реакции и уменьшению выхода продукта. Во-вто-

рых, образование анилинов 28 в реакциях соединений 27с,f, содержащих электронодонор-

ную метокси-группу в пара-положении к нитрогруппе согласуется именно с электрофиль-

ным механизмом: метокси-группа обеспечивает делокализацию положительного заряда на 

атоме азота нитрозогруппы после её протонирования или образования комплекса с кисло-

той Льюиса. В результате электрофильная атака становится невозможной, и происходит 

дальнейшее восстановление нитрозогруппы до амина. Напротив, 4-метоксинитрозобензол 

вступает в реакцию Дильса-Альдера с той же эффективностью, что и другие нитрозобен-

золы [339]. 

В пользу электрофильного механизма говорят также результаты Томе с соавтора-

ми, которые показали, что восстановление производных 2-(3-силоксиаллил)нитробензола 

приводит к образованию соответствующего индола в результате электрофильной атаки 

промежуточно образующейся нитрозогруппы на фрагмент силилового эфира енола [340]. 
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Кроме того, Шарма и Кунду нашли, что восстановление (2-нитрофенил)дипирролилмета-

нов и (2-нитрофенил)дииндолилметанов действием SnCl22H2O приводит к пирроло[3,2-

b]хинолинам и индоло[2,3-b]хинолинам, соответственно, что возможно лишь в случае 

электрофильной атаки нитрениевого иона на электронообогащённый ароматический фраг-

мент [341]. Как и в других реакциях, образующиеся продукты соответствуют электро-

фильной атаке по орто-, а не по ипсо-положению, как в фуранах. 

Следует добавить также, что в реакции 27n наряду с основным продуктом 34j обра-

зуется небольшое количество трикетоиндола 42а, продукта гидролиза фуранового цикла, 

соединённого с атомом С(3) индола (схема 2.17). Образование таких продуктов подробно 

обсуждается в следующем разделе. 

 

Схема 2.17 

Таким образом, мы показали, что восстановление (2-нитрофенил)дифурилметанов 

27 хлоридом олова(II) приводит к образованию 2-(2-ацилвинил)-3-фурилиндолов 34 в ре-

зультате катализируемой кислотой Льюиса или Брёнстеда электрофильной атаки проме-

жуточно образующегося нитрозосоединения на α атом углерода фуранового цикла. Этот 

метод позволяет получать производные индолов из (2-нитрофенил)дифурилметанов с су-

щественно большими выходами, чем при использовании предложенного ранее Джоунсом 

и МакКинли метода дезоксигенирования этих соединений триалкилфосфитами [189,190]. 

Предложенный метод расширяет круг превращений нитробензолов в индолы, 

включающий в себя реакции Бартоли [342,343], Кадогана [18–20], Леймгрубера-Бачо [344, 

345], Рейссерта [346] и некоторые другие. 
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2.7. Синтез индолов кислотно-катализируемой рециклизацией 

(2-аминофенил)дифурилметанов. Влияние заместителя на атоме азота и 

условий проведения реакции на направление рециклизации  

Ранее мы обсудили превращение (2-аминофенил)дифурилметанов 28 в производ-

ные хинолина в условиях реакции Бишлера-Напиральского (раздел 2.5). В то же время в 

литературном обзоре отмечалось, что родственные (2-тозиламинофенил)(арил)фурилмета-

ны при действии соляной кислоты в уксусной кислоте или насыщенного этанольного 

раствора HCl превращаются 3-арил-2-(3-оксоалкил)-1-тозилиндолы (схема 1.166) [174, 

175]. Этот результат позволяет предполагать, что соединения 28 и их N-замещённые про-

изводные в аналогичных условиях должны превращаться в соответствующие 2-(3-оксоал-

кил)-3-фурилиндолы. Такое превращение представляет несомненный интерес, поскольку 

имеется лишь несколько примеров синтеза 3-фурилиндолов [347–357] несмотря на то, что 

эти соединения проявляют разнообразную физиологическую активность [358-361] и, сле-

довательно, представляют значительный интерес как потенциальные фармпрепараты. По-

этому мы решили изучить превращения производных (2-аминофенил)дифурилметана 28 

при действии различных кислот Брёнстеда. 

По аналогии с обсуждавшимися в литературном обзоре реакциями мы превратили 

анилины 28 в их N-тозильные производные 43 и обработали их насыщенным этанольным 

раствором хлороводорода при нагревании. В результате были получены 2-(3-оксоалкил)-

3-фурилиндолы 44 (таблица 2.14). 

Таблица 2.14. Синтез [2-(тозиламино)фенил]дифурилметанов 43 и их изомеризация в 

индолы 44 под действием HCl  в этаноле 

 

№ 28 R1 R2 43, 44 Выход 43, % Выход 44, % 

1 b H H a 58 59 

2 с MeO MeO b 61 62 

3 d OCH2O c 65 61 

4 e OCH2CH2O d 68 65 
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 Напротив, обработка в тех же условиях ацетамидов 45, полученных ацилированием 

анилинов 28, приводит к значительному осмолению реакционной смеси. Рециклизацию 45 

удалось провести при комнатной температуре, однако в этом случае процесс протекает 

очень медленно (полная конверсия амида достигается только через 7 дней), а продуктами 

реакции являются трикетоиндолы 46 (таблица 2.15). Реакцию можно также провести при 

действии соляной кислоты в уксусной кислоте при комнатной температуре в течение 1–2 

дней. Нужно отметить, что N-тозильные производные 43 не образуют трикетоиндолы да-

же при продолжительном нагревании с кислотой. С другой стороны, все попытки полу-

чить из ацетамидов 45 3-фурилиндолы типа 44 также оказались безрезультатными. 

Таблица 2.15. Синтез [2-(ацетиламино)фенил]дифурилметанов 45 и их рециклизация в 

трикетоиндолы 46 под действием соляной кислоты в уксусной кислоте 

 

№ 28 R1 R2 45, 46 Выход 45, % Выход 46, % 

1 b H H a 53 42 

2 с MeO MeO b 57 51 

3 d OCH2O c 58 56 

4 e OCH2CH2O d 62 49 

 Такое различие в поведении N-тозиланилинов 43 и их N-ацетильных аналогов 45 

связано, очевидно, с тем, что связь N-тозил устойчива при использованных условиях про-

ведения реакции, в то время как связь N-ацетил расщепляется. Наличие акцепторной за-

щитной группы на атоме азота в образующихся N-тозилиндолах 44 делает их устойчивы-

ми к гидролизу фуранового цикла. Напротив, в соответствующих 3-фурил-NH-индолах 

фурановый цикл гидролизуется в условиях реакции, что приводит к выделению трикето-

нов 46. Чтобы подтвердить это, мы детозилировали индол 44b действием метанольного 

раствора КОН при нагревании, и обработали полученный NH-индол 47 этанольным раст-

вором хлороводорода. Действительно, в результате был получен трикетоиндол 46b (схема 

2.18). 
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Схема 2.18 

Можно предположить два механизма образования трикетонов 46 из ацетамидов 45: 

а) на первой стадии происходит деацетилирование 45, а образующийся при этом (2-ами-

нофенил)дифурилметан 28 подвергается рециклизации с образованием индолов типа 47, 

или б) вначале происходит рециклизация 45 с образованием N-ацетилиндолов 48, деацети-

лирование которых даёт NH-индолы 47 (схема 2.19). В обоих случаях на последней стадии 

происходит раскрытие фуранового цикла, связанного с атомом С(3) индола. Для выясне-

ния механизма мы провели ряд контрольных опытов.  

 
Схема 2.19 

Мы изучили возможность прямого превращения соединений 28 в индолы 46 и наш-

ли, что при обработке 28с соляной кислотой в уксусной кислоте действительно образуется 

трикетоиндол 46b, хотя и с невысоким выходом (схема 2.20). 
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Схема 2.20 

Далее мы изучили, происходит ли в условиях реакции отщепление ацетильной 

группы в ацетанилидах 45. В реакционной смеси нам не удалось обнаружить присутствие 

соединений 28, однако этот результат может быть объяснён также более быстрым превра-

щением 28 в индол 47 по сравнению с гидролизом 45, приводящим к 28. Поэтому после-

довательной обработкой 45b гидридом натрия в ТГФ и метилиодидом мы превратили его 

в соответствующее N-метильное производное 49, на которое подействовали этанольным 

раствором HCl. Мы нашли, что, в отличие от ацетанилидов 45, соединение 49 не превра-

щается в N-метилиндол 50, а остаётся неизменным даже при продолжительном нагрева-

нии с этой кислотной системой (схема 2.21). При действии на 49 соляной кислоты в уксус-

ной кислоте наблюдается образование сложной смеси неидентифицированных продуктов, 

не содержащей целевого трикетоиндола 46. 

 
Схема 2.21 

Этот результат позволяет сделать вывод, что превращение 45 в 46 протекает по 

пути б) (схема 2.19). Данный вывод был дополнительно подтверждён экспериментом с 

использованием бензамидов 29e,f. Мы нашли, что при обработке этих соединений соля-

ной кислотой в уксусной кислоте при комнатной температуре образуются соответствую-

щие N-бензоилиндолы 51a,b, которые при 45 С медленно превращаются в трикетоиндол 

46b (схема 2.22). 



130 
 

 
Схема 2.22 

Разную стабильность фуранового цикла в N-тозилиндолах 44 и NH-индолах 47 

можно объяснить на основе известного факта значительно большей устойчивости по отно-

шению к кислотному гидролизу 2-арил-5-алкилфуранов по сравнению с 2,5-диалкилфура-

нами. В случае NH-индолов 47 протонирование индольного цикла по атому С(3) приводит 

к существованию в равновесной смеси некоторого количества таутомерного 3Н-индола 

52, в котором фурановый цикл в обоих α-положениях содержит алкильные заместители, а 

поэтому достаточно легко подвергается гидролизу (схема 2.23). Напротив, в N-тозилиндо-

лах 44 вклад такой таутомерной формы невозможен. 

 
Схема 2.23 

Если это объяснение верно, то можно ожидать, что при использованных условиях 

фурановый цикл в 1Н-2-(2-фурил)индолах должен быть устойчив к кислотному гидроли-

зу, поскольку в основном состоянии молекулы 53 в положении 2 фуранового цикла при-

сутствует ароматический заместитель, а в таутомерной форме 3Н-индола 54 фуран связан 

с электроноакцепторной иминогруппой (схема 2.24).  
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Схема 2.24 

Чтобы подтвердить данное предположение, из 2-(трет-бутил)фурана 26b и 3,4-ди-

метоксифенилуксусной кислоты (55) мы синтезировали индол 53а, используя последова-

тельность стадий, приведённую на схеме 2.25. В соответствии с нашими ожиданиями мы 

нашли, что 53а устойчив к действию этанольного раствора HCl при кипячении в течение 

нескольких часов. 

 
Схема 2.25 

Выше было показано, что хемоселективность рециклизации соединений 29 под 

действием HCl в уксусной кислоте зависит от температуры реакции. Кроме того, мы наш-

ли, что изменение кислотного реагента также влияет на направление реакции. При обра-

ботке соединений 29a-d POCl3 и каплей воды могут образовываться как соединения типа 

51, так и продукты их вторичной циклизации – производные фуро[2,3:3,4]циклогеп-

та[1,2-b]индола 58 (таблица 2.16). Родственные процессы вторичной циклизации наблю-

дались ранее в реакциях рециклизации других арилдифурилметанов, содержащих в орто-

положении фенильной группы нуклеофильный заместитель [180,257,323,324,362], однако 

эти процессы не протекали, если с атомом С(5) фуранового цикла была соединена объём-

ная трет-бутильная группа [363], а в случае перегруппировки [2-(ацетиламино)фенил]-

бис[5-алкил-2-фурил]метанов соединения типа 58 были нестабильны и подвергались дис-

пропорционированию (схема 1.173) [180]. Амид 29f превращался в этих условиях в 

сложную смесь продуктов. Однако уменьшение количества POCl3 позволило уменьшить 

осмоление реакционной смеси, в результате чего с выходом 54% был выделен индол 51b. 
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Таблица 2.16. Рециклизация бензамидов 29 при действии POCl3 и капли воды. 

 

№ 29 R X 51 Выход 51, % 58 Выход 58, % 

1 a H H  - a 49 

2 b H Br  - b 41 

3 c H NO2 c 35 c 21 

4 d H MeO  - d 34 

5 f MeO Me b 54  - 

 Строение соединений 58 было определено на основании анализа данных ЯМР и ИК 

спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. К характеристичным призна-

кам относятся наличие в спектрах ЯМР 1Н сигнала только одного протона фуранового 

цикла и его мультиплетность (синглет), появление сигнала группы СН2 в виде дублета и 

сигнала олефинового протона в виде триплета, отсутствие сигнала кетогруппы. Кроме 

того, структура соединения 58b была однозначно доказана методом РСА (рис. 2.3). 

 
Рис. 2.3. Структура соединения 58b, определённая методом РСА. 
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 В отличие от бензамидов 29, соответствующие сульфамиды 43 в указанных услови-

ях не вступают в реакцию вторичной циклизации, и единственными выделяемыми про-

дуктами являются 3-(2-фурил)индолы 44 (схема 2.26). Попытки же вызвать вторичную 

циклизацию увеличением времени реакции или загрузки POCl3 приводили только к час-

тичному осмолению реакционной смеси. 

 

Схема 2.26 

Мы изучили также превращение в этих условиях (2-гидроксифенил)дифурилметана 

59, полученного взаимодействием 5-нитросалицилового альдегида (2v) с 2-трет-бутил-

фураном (26b), и нашли, что в этом случае также отсутствуют вторичные превращения 

(как гидролиз фуранового цикла, так и циклизация с образованием тетрациклического 

продукта), и продуктом реакции является 3-(2-фурил)бензофуран 60а (схема 2.27). Более 

того, мы показали, что соединения 60 прямо образуются при действии POCl3 с каплей 

воды на смесь 26b и 2v. 

 

Схема 2.27 

Нужно отметить также, что обработка 29а соляной кислотой в уксусной кислоте 

при 45 С не приводит к образованию тетрациклического продукта типа 58, а даёт трике-

тоиндол 46а, образующийся в этих условиях также из N-незамещенного (2-аминофенил)-

дифурилметана 28b и его N-ацетильного производного 45а (см. выше). 
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2.8. Рециклизации производных 2-(дифурилметил)бензойных кислот 

Если рециклизация (2-аминофенил)дифурилметанов приводит к образованию ново-

го пятичленного цикла, то использование арилдифурилметанов, в которых нуклеофиль-

ный центр отделён от фенильного цикла одним атомом, должно приводить к созданию 

бензаннелированных шестичленных циклов. Более того, в разделе 2.7 было показано, что 

фуран, выступая в качестве синтетического эквивалента 1,4-дикетона, может предостав-

лять для образования новой циклической системы как одну, так и обе скрытые карбониль-

ные группы. Поэтому мы решили изучить возможность получения сложных гетероцикли-

ческих систем на основе рециклизации гидразидов 2-(дифурилметил)бензойных кислот.  

 Такие гидразиды были синтезированы из соответствующих бензойных кислот 61, 

полученных взаимодействием 2-формилбензойных кислот с 2-метилфураном (26а) [323], с 

использованием двухстадийной последовательности «этерификация – нуклеофильное 

замещение» (таблица 2.17). 

Таблица 2.17. Получение гидразидов 2-(дифурилметил)бензойных кислот 63 

 
№ 61 R1 R2 62,63 Выход 62, % Выход 63, % 

1 a H H a 86 72 

2 b H Cl b 80 70 

3 c H Br c 83 65 

4 d H I d 87 71 

5 e Cl H e 85 60 

6 f Br H f 82 68 

7 g I H g 87 62 

 При обработке гидразидов 63 кислотой может реализоваться два направления ре-

циклизации, при которых в качестве нуклеофила выступает либо терминальная NH2 груп-

па, либо амидная C(O)NH группа. С одной стороны, аминогруппа проявляет значительно 

более высокую нуклеофильность, чем амидный атом азота. С другой, нуклеофильная ата-

ка аминогруппы по атому С(2) протонированного фуранового цикла должна приводить к 

образованию 7-членного цикла, а если в качестве нуклеофила выступает амидный атом  
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азота, должен образовываться более стабильный шестичленный цикл.  

Мы нашли, что при действии пара-толуолсульфоновой кислоты на гидразиды 63 

реализуется домино-реакция, в ходе которой протонированный фурановый цикл взаимо-

действует с амидным фрагментом, что приводит к образованию 2-аминоизохинолин-1-

онов 64. Последующая конденсация между непрореагировавшей NH2 группой гидразида и 

карбонильной группой, образовавшейся на предыдущей стадии реакции, приводит к обра-

зованию 4,10-дигидро-3Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-онов 65 (таблица 2.18).  

К сожалению, наличие в молекуле гидразида 63 одновременно нескольких нуклео-

фильных и нескольких электрофильных центров приводит к образованию и других про-

дуктов реакции, что не только снижает выход продуктов 65, но и затрудняет их выделение 

из реакционной смеси. Поэтому мы разработали альтернативный метод получения три-

циклов 65. Для этого обработкой кислот 61 спиртовым раствором HCl мы получили изо-

кумарины 66, которые реакцией с гидратом гидразина были превращены в гидразоны 67. 

При нагревании этих гидразонов в этиленгликоле протекает внутримолекулярная реакция 

конденсации с образованием пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-онов 65 (схема 2.28, табли-

ца 2.18). Нам удалось подобрать условия для проведения последних двух стадий in one 

pot. Для этого к раствору 66 в этиленгликоле добавляли гидрат гидразина при комнатной 

температуре, а после достижения полной конверсии субстрата (определяя это методом 

ТСХ, обычно ~30 минут) нагревали полученный раствор до кипения. 

 

Схема 2.28 
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Таблица 2.18. Получение 4,10-дигидро-3Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-онов 65 

№ 61,63-67 R1 R2 
Выход 65, % 

из гидразидов 63 из изокумаринов 66 

1 a H H 40 59 

2 b Cl H 54 52 

3 c Br H 59 54 

4 d I H 50 54 

5 e H Cl 69 49 

6 f H Br 59 51 

7 g H I 52 51 

Строение соединений 65 было установлено на основании анализа данных ЯМР и 

ИК спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. В частности, данные 

масс-спектрометрии и элементного анализа показывают отщепление молекулы воды от 

первичного продукта рециклизации; в спектрах ЯМР 1Н присутствуют сигналы только 

двух протонов фуранового цикла, но имеются сигналы фрагмента –СН2СН2–, а в спектрах 

ЯМР 13С отсутствуют сигналы кетогруппы. Кроме того, строение соединений 65 было 

косвенно подтверждено химическим способом: окисление 65 2,3-дихлор-5,6-дициано-1,4-

бензохиноном (DDQ) приводит к образованию полностью ароматических соединений 68 

(таблица 2.19). 

Таблица 2.19. Получение 10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-онов 68 окислением 

соединений 65. 

 
№ 65 R1 R2 68 Выход 68, % 

1 a H H a 59 

2 b Cl H b 61 

3 c Br H c 60 

4 e H Cl d 58 

5 f H Br e 57 
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Строение соединений 68 было определено на основании анализа данных ЯМР и ИК 

спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. В частности, в масс-спектрах 

имеются пики молекулярных ионов, с соотношением m/z на 2 единицы меньше, чем в 

масс-спектрах соответствующих соединений 65, в спектрах ЯМР 1Н соединений 68 отсут-

ствуют сигналы фрагмента –СН2СН2–, присутствовавшие в спектрах соединений 65, и 

появляются сигналы двух дополнительных ароматических протонов; сигнал метильной 

группы при атоме С(2) сдвигается в более слабое поле. 

Было найдено, что направление рециклизации 2-(дифурилметил)бензойных кислот 

зависит от концентрации HCl в спирте: если при использовании 8% раствора образуются 

изокумарины 66, то в случае более концентрированного (30%) раствора HCl в спирте 

продуктами рециклизации являются тетрациклические производные 69. Мы показали, что 

обработка 69 гидратом гидразина при кипячении в этиленгликоле приводит к образова-

нию нового типа гетероциклических соединений: производных фуро[2,3:3,4]циклогеп-

та[1,2-c]изохинолина 70 (схема 2.29). 

 
Схема 2.29 

Строение соединений 70 было определено на основании анализа данных ЯМР и ИК 

спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. В частности, ИК спектры со-

держат характеристичный двойной сигнал группы –NH2 в области 3200–3300 см-1; сигна-

лы группы –NH2 присутствуют также в спектрах ЯМР 1Н; спектры ЯМР 13С содержат сиг-

налы амидной группы.  

Получение изокумаринов 66 кислотно-катализируемой рециклизацией 2-(дифурил-

метил)бензойных кислот 61 представляет значительный интерес, поскольку изокумарины 

составляют важный класс природных продуктов [364,365], демонстрируют широкий 

спектр физиологической активности, включая противогрибковую [366,367], антибактери-

альную [368], противораковую [369–371], антидиабетическую [372] и другие виды актив-

ности [373–376], а также являются ценными интермедиатами в синтезе других типов био-

активных веществ. Однако природные и известные биоактивные 3-алкилизокумарины не 
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содержат фурановый цикл в положении 4, присутствующий в соединениях 66. Поэтому 

мы изучили возможность использования катализируемой кислотой рециклизации 2-(фу-

рилметил)бензойных кислот для получения соответствующих 4-незамещённых изокума-

ринов. 

В качестве исходных соединений мы использовали 3-(2-фурил)фталиды 71, восста-

новление которых действием аммиачного раствора сульфата меди и цинка позволяет по-

лучать 2-(2-фурилметил)бензойные кислоты 72. После оптимизации условий реакции ре-

циклизации мы нашли, что кипячение кислот 72 с этанольным раствором HCl приводит к 

4-незамещённым 3-(3-оксоалкил)изокумаринам 73 с выходами 65–75% (таблица 2.20). 

Ограничение данного подхода связано с природой заместителей в фенильном ядре: при 

восстановлении фталидов, содержащих бром или иод, наблюдается гидрогенолиз связи 

углерод–галоген, а при использовании нитрозамещённых фталидов происходит также вос-

становление нитрогруппы, в результате чего образуется сложная смесь неидентифициро-

ванных продуктов. 

Таблица 2.20. Получение 2-(2-фурилметил)бензойных кислот 72 и 4-незамещённых 3-(3-

оксоалкил)изокумаринов 73 из 3-(2-фурил)фталидов 71. 

 

№ 71-73 R1 R2 R3 Выход 72, % Выход 73, % 

1 a H H Me 51 70 

2 b Cl H Me 46 72 

3 c MeO MeO Me 58 75 

4 d H H t-Bu 55 65 

5 e Cl H t-Bu 48 68 

Строение соединений 72 было установлено на основании анализа данных ЯМР 1Н, 

ИК спектроскопии и элементного анализа. В частности, в спектрах ЯМР соединений 72 

присутствуют сигналы изолированной группы –СН2–, а их ИК спектры содержат интен-

сивную полосу поглощения при 1682–1696 см-1, соответствующую карбоксильной группе. 

Строение соединений 73 было определено на основании анализа данных ЯМР и ИК спек-
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троскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. Характеристичными являются, в 

частности, сигналы фрагмента –СН2СН2– в спектрах ЯМР 1Н и появление сигнала кето-

группы в спектрах ЯМР 13С. 

Нужно отметить, что для получения фталидов в литературе предложен метод, за-

ключающийся в орто-литиировании производных бензойной кислоты с последующей об-

работкой литийорганического соединения альдегидами [377,378]. Мы использовали дру-

гой подход, основанный на реакции 2-формилбензойных кислот с 2-алкилфуранами при 

действии HClO4 в присутствии воды [323,379]. Хотя фталиды 71 образуются в этом случае 

с несколько более низкими выходами, данный метод позволяет избежать работы с литий-

органическими соединениями, имеет преимущество простоты и надёжности. Более того, 

второй продукт этой реакции – 2-[бис(2-фурил)метил]бензойные кислоты 61, – как показа-

но выше, можно эффективно превращать в три- и тетрациклические азагетероциклы 65, 68 

и 70, что обеспечивает более высокую степень использования исходных соединений. 

Кроме того, ранее в группе Бутина было найдено, что при действии смеси уксусной 

кислоты, уксусного ангидрида и ZnCl2 2-[бис(2-фурил)метил]бензойные кислоты 61 пре-

вращаются в 4-ацетокси-9-фурилнафто[2,3-b]фураны 74 [380], кислотно-катализируемая 

рециклизация которых приводит к образованию нафто[1,2-b:3,4-b’]дифуранов 75 (схема 

2.30) [381].  

 

Схема 2.30 

Нафтодифураны 75 практически неизучены, хотя такие соединения имеют значи-

тельный фармакологический потенциал. Долгое время единственным примером их полу-

чения была реакция бензоина с 1,3-дигидроксинафталином (схема 2.31)  

 

Схема 2.31 
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Поэтому мы решили тщательно изучить превращение 4-ацетоксинафтофуранов 74 

в нафтодифураны 75, а также исследовать возможность осуществить аналогичные рецик-

лизации для родственных производных 4-аминонафто[2,3-b]фурана. Для этого мы синте-

зировали серию соединений 74a-g и подвергли их обработке кислотами в разных условиях 

(соляная кислота в уксусной кислоте при комнатной температуре и при умеренном нагре-

вании; кипячение бензольного раствора 74 в присутствии безводной TsOH; действие хлор-

ной кислоты в уксусной кислоте как растворителе). Мы нашли, что лучшие выходы наф-

тодифуранов 75 достигаются при кипячении 74 с этанольным раствором HCl в течение 

20–40 мин (Таблица 2.21).  

Таблица 2.21. Получение 4-ацетокси-9-фурилнафто[2,3-b]фуранов 74 и их кислотно-ката-

лизируемая рециклизация с образованием нафто[1,2-b:3,4-b]дифуранов 75. 

 

№ 61 R1 R2 R3 74, 75 Выход 74, % Выход 75, % 

1 a H H Ме a 31 40 

2 b Cl H Ме b 31 42 

3 c Br H Ме c 33 42 

4 h Br H Et d 28 37 

5 e H Cl Me e 31 41 

6 i MeO H Me f 40 48 

7 j MeO MeO Me g 37 55 

Строение соединений 75 было установлено на основании анализа данных ЯМР и 

ИК спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. Так, в спектрах ЯМР на-

ряду с сигналами ароматических протонов и атомов углерода присутствуют сигналы, од-

нозначно относимые к группе –CH2C(O)CH3 (для 75a-c,e-g) или –CH2C(O)CH2CH3 (для 

75d). Кроме того, ранее сообщались физико-химические данные для соединения 75c, 

структура которого была однозначно установлена методом РСА [381]. Сравнение спект-

ральных данных полученных соединений с данными для 75с также подтверждает строе-

ние полученных нафтодифуранов 75. 
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Контроль реакции методом ТСХ показал, что рециклизация протекает через обра-

зование нестабильного интермедиата, содержание которого можно увеличить уменьшени-

ем концентрации HCl. Однако все попытки выделить этот интермедиат или однозначно 

его идентифицировать в реакционной смеси оказались неудачными. Мы полагаем, что 

процесс начинается с кислотного гидролиза сложноэфирной группы с образованием 4-

гидрокси-9-фурилнафто[2,3-b]фуранов 76, которые изомеризуются сначала в ангулярные 

4-гидрокси-5-фурилнафто[1,2-b]фураны 77, а далее – в нафтодифураны 75 (схема 2.32). 

 
Схема 2.32 

В пользу данного механизма говорят и результаты квантово-химических расчётов 

методом теории функционала плотности (DFT) c использованием функционала B3LYP и 

базиса 6-311G** (рис. 2.4). Эти расчёты показали, что нафто[1,2-b]фуран 77а (R1 = R2 = R3 

= H) на 24.3 кДж/моль более стабилен, чем изомерный нафто[2,3-b]фуран 76a. При этом 

77а на 9.1 кДж/моль менее стабилен, чем нафтодифуран 75h. 
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Рис. 2.4. Относительные энергии модельных соединений 75h, 76a и 77a, рассчитанные 

методом B3LYP/6-311G**.  

Рециклизация 76 в 77 имеет аналог в литературе, а именно – кислотно-катализируе-

мое превращение 4-аминобензофуранов в 4-гидроксииндолы [202]. Это позволило нам 

предположить, что 4-амино-9-фурилнафто[2,3-b]фураны 78 также могут подвергаться кис-

лотно-катализируемой рециклизации с образованием 4-гидрокси-5-фурилбензо[g]индолов 

79 и последующей изомеризации их в бензо[g]фуро[2,3-e]индолы 80 (схема 2.33). 

 
Схема 2.33 

 С целью подтверждения данного предположения и расширения сферы примени-

мости обсуждаемой рециклизации мы решили синтезировать серию аминонафтофуранов 

78 и изучить их поведение при действии различных кислот. Для получения соединений 

типа 78 мы использовали в качестве исходных соединений 2-[бис(2-фурил)метил]бензой-

ные кислоты 61, восстановлением которых действием LiAlH4 были получены бензиловые 

спирты 81, которые окисляли хлорохроматом пиридиния до соответствующих бензальде-

гидов 82. Внутримолекулярная конденсация альдегидов при действии хлорной кислоты в 

диоксане приводит к образованию 9-фурилнафто[2,3-b]фуранов 83. Нитрованием этих со-

единений были получены 4-нитропроизводные 84. Однако оказалось, что восстановление 

84 в соответствующие анилины является сложной задачей. Использование таких восста-

навливающих агентов, как никель Ренея с гидразином, цинк или железо в уксусной кис-

лоте, Zn/NaOH и других, приводило либо к образованию сложной смеси продуктов, либо 

к полному осмолению реакционной системы, хотя известно, что 9-нитроантрацен эффек-

тивно восстанавливается в 9-аминоантрацен [382,383]. Нам удалось, однако, решить эту 
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проблему проведением восстановления 84 цинком в уксусном ангидриде; продуктами при 

этом являются соответствующие N,N-диацетильные производные 85, которые были выде-

лены с приемлемыми выходами (схема 2.34, таблица 2.22). 

 
Схема 2.34 

Таблица 2.22. Выходы соединений 81-85 

№ 61 R1 R2 81-85 
Выход, % 

81 82 83 84 85 

1 a H H a 92 70 59 30 67 

2 b Cl H b 98 68 63 33 72 

3 c Br H c 93 66 60 32 71 

4 j MeO MeO d 90 65 55 24 60 

Строение соединений 85 было установлено на основании анализа данных ЯМР и 

ИК спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. В частности, спектры 

ЯМР 1Н содержат синглеты при 2.46–2.52 и 2.50–2.54 (с интегральной интенсивностью 3 

каждый), соответствующие двум метильным группам, связанным с фурановыми циклами, 

и синглет при 2.24–2.32 (с интегральной интенсивностью 6), соответствующий двум ме-

тильным группам ацетильных фрагментов. Характеристичными являются также сигнал 

протона при атоме С(3) и сигналы протонов 9-фурильного заместителя. Структура соеди-

нения 85b была однозначно доказана методом РСА (рис. 2.5). 

Далее мы изучили возможные методы удаления одной ацетильной группы с атома 

азота в соединениях 85 для получения моноацетильных производных, которые могли бы 

вступать в реакцию рециклизации. Мы нашли, что при кипячении соединения 85 с эта-
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нольным раствором HCl в течение 1–2 минут происходит монодеацилирование с образо-

ванием ацетамидов 78a-d. Поскольку выходы продуктов при этом составляли только 

45-70%, мы изучили возможность щелочного гидролиза 85 и нашли, что при кипячении с 

NaOH в спирте в течение 10 минут соединения 85a-d превращаются в ацетамиды 78a-d с 

существенно более высоким выходами (70–88%) (таблица 2.23). 

 

Рис. 2.5. Структура соединения 85b, определённая методом РСА 

Таблица 2.23. Моногидролиз соединений 85 с образованием ацетамидов 78 

 

№ 85 R1 R2 78 Выход 78, % 

HCl/EtOH, 1–2 мин NaOH/EtOH, 10 мин 

1 a H H a 62 88 

2 b Cl H b 70 75 

3 c Br H c 65 78 

4 d MeO MeO d 45 70 

Поскольку можно было ожидать, что соединения 78 будут подвергаться кислотно-

катализируемой рециклизации в бензиндолы 79 и далее в бензофуроиндолы 80, но при 

этом сами они образуются из 85 при действии кислоты, мы попытались напрямую превра-
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тить имиды 85 в бензиндолы 79 или бензофуроиндолы 80 в результате более длительного 

кипячения с этанольным раствором HCl. Мы нашли, что через 30–40 минут действительно 

достигается полная конверсия соединений 85, однако наблюдается значительное осмоле-

ние. В результате в реакционной смеси не удалось идентифицировать ни бензиндолы 79, 

ни бензофуроиндолы 80. Поскольку частичное осмоление наблюдалось уже при получе-

нии ацетамидов 78, мы решили ввести в реакцию соединения 78а,b, выделенные в чистом 

виде после монодеацилирования имидов 85. Однако в этом случае также происходило зна-

чительное осмоление реакционной смеси, препятствующее выделению какого-либо про-

дукта. 

Ранее (раздел 2.7) отмечалось, что кислотно-катализируемые рециклизации орто-

(ацетиламино)бензилфуранов сопровождаются деацилированием образующихся индолов, 

что обуславливает протекание вторичных процессов. Чтобы предотвратить влияние этого 

нежелательного фактора, мы решили получить соединения 78 с тозиламино-группой в по-

ложении 4, поскольку в родственных рециклизациях детозилирование не протекало (см. 

раздел 2.7). Как отмечалось выше, 4-аминонафто[2,3-b]фураны неустойчивы. Поэтому для 

синтеза N-тозильного производного 78е мы выбрали следующую последовательность пре-

вращений: из соединения 78а последовательной обработкой гидридом натрия и TsCl был 

получен N-арил-N-тозилацетамид 86, который деацетилировали действием этанольного 

раствора HCl (схема 2.35). 

 

Схема 2.35 

К сожалению, ни продолжительное нагревание в кислотных условиях соединения 

86, ни кипячение с этанольным раствором HCl соединения 78е не привело к образованию 

целевых продуктов 79 или 80. Полная конверсия этих соединений наблюдалась примерно 

через 45 минут, однако значительное осмоление реакционной смеси препятствует как вы-

делению, так и идентификации целевых продуктов. 

С целью понять различие в поведении 4-ацетокси- и 4-ациламинопроизводных 

нафто[2,3-b]фурана 74 и 78, мы изучили протонирование модельных соединений 76а и 78f 
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(R1 = R2 = R3 = R4 = H), используя квантово-химические расчеты методом DFT с исполь-

зованием функционала B3LYP и базиса 6-311G** (рис. 2.6 и 2.7). 

 
Рис. 2.6. Относительные энергии катионов, образующихся в результате протонирования 

76а по разным оснóвным центрам 

 
Рис. 2.7. Относительные энергии катионов, образующихся в результате протонирования 

78f по разным нуклеофильным центрам 

Мы нашли, что в случае 76а наиболее стабильный катион образуется в результате 

протонирования по атому С(5) 9-фурильной группы (катион В). Катион А, который, по-

видимому, является ключевым интермедиатом при изомеризации 76 в 77, значительно ме-

нее стабилен, чем катион В. Кроме того, протонирование по атомам С(4) и С(9) нафтофу-

рана приводит к катионам С и D, которые также несколько стабильнее, чем катион А. Од-

нако реакции протонирования обратимы, а основное превращение, которое может проис-

ходить с катионами В–D, – их депротонирование. Тем не менее, умеренные выходы при 

образовании 75 могут быть объяснены протеканием побочных реакций с участием 

катионов B, C и D.  

Сходные результаты были получены также для протонирования модельного анили-

на 78f. Однако катион G, образующийся при протонировании по атому С(9), может стаби-

лизироваться двумя путями, нехарактерными для соответствующего катиона D, особенно 

если атом азота связан с электроноакцепторной защитной группой (G, схема 2.36). Во-

первых, это образование полуаминаля 87, который, согласно литературным данным [384–
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386] должен быть относительно стабильным даже в присутствии безводных кислот. В 

полуаминале 87 оба фурановых цикла существуют как 2,5-диалкилфураны, то есть сущес-

твенно более чувствительны к кислотам, чем 2-арил-5-алкилфураны (см. раздел 2.7). В ре-

зультате 87 должен относительно быстро подвергаться осмолению.  

 
Схема 2.36 

Второй путь стабилизации G – N-депротонирование с образованием имина 88. Ра-

нее было показано, что соединения такого типа также могут существовать в присутствии 

кислот [387]. Имин 88 в результате таутомерного равновесия должен преимущественно 

превращаться в исходный 78f. В то же время протонирование 88 может протекать и по 

фурановым циклам, поскольку в 88 они также должны быть чувствительны к кислотам, 

что будет вести к осмолению. Даже если времена жизни интермедиатов 87 и 88 малы, они, 

видимо, вполне достаточны для того, чтобы амины 78 подвергались в первую очередь 

осмолению, а не превращению в целевые индолы 79 и 80. 
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2.9. Синтез тетрагидропирроло[1,2-a]пиразин-3-онов 

рециклизацией N-фурфуриламидов α-аминокислот 

 Выше было показано, что кислотно-катализируемые рециклизации фуранов, содер-

жащих в α-положении фрагмент с нуклеофильной аминогруппой, отделённой от фурано-

вого цикла тремя атомами углерода, приводит к образованию пиррольного цикла (раздел 

2.7, синтез индолов из 2-(2-аминобензил)фуранов), а если нуклеофил отделён от фурана 

цепочкой из четырёх углеродных атомов, образуется шестичленный окса- или азагетеро-

цикл (раздел 2.8, рециклизации производных 2-[(2-фурил)метил]бензойных кислот). Этот 

подход может быть использован также для фуранов, содержащих нуклеофильную группу, 

отделённую от фуранового цикла цепочкой, содержащих различные гетероатомы. В этом 

случае реакция будет приводить к образованию гетероцикла, содержащего два и более 

гетероатомов. Мы решили использовать этот подход для синтеза производных тетрагид-

ропирроло[1,2-a]пиразина, представляющих значительный интерес, поскольку этот гете-

роциклический фрагмент присутствует в различных природных соединениях, например, в 

лонгамидах А и В, проявляющих, соответственно, антибактериальные и антипротозойные 

свойства, в цитотоксичных агеластатине А и палауамине и т.д., а также в синтетических 

лекарственных средствах, например, ранирестате, используемом для лечения диабетичес-

кой нейропатии (Рис. 2.8). 

 
Рис. 2.8. Примеры природных и синтетических физиологически активных веществ 

 Для достижения поставленной цели мы решили использовать кислотно-катализиру-

емую рециклизацию N-фурфуриламидов α-аминокислот 92. Для их получения мы синте-

зировали широкую серию производных фурфуриламина 89, используя описанный метод 

(для 89b-g) [388] или (для N-замещённых производных 89h-n) модифицированную литера-

турную методику [389]. Последующая конденсация фурфуриламинов 89 с хлорангидри-

дами N-защищённых α-аминокислот 90 приводит к образованию N-фурфуриламидов α-

(фталимидо)кислот 91 (таблица 2.24). Независимо от заместителей в фурфуриламине 89 и 

аминокислотах 90 конденсация протекает с высокой эффективностью, приводя к амидам 

91 с выходами 79–95%.  
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Таблица 2.24. Синтез N-фурфуриламидов 2-(фталимидо)карбоновых кислот 91 

 
№ 89 R1 R2 R3 90 R4 91 Выход, % 

1 a H H H a H a 79 

2 b Me H H a H b 82 

3 c Et H H a H c 90 

4 d t-Bu H H a H d 88 

5 e Me Me H a H e 82 

6 f Me Ph H a H f 80 

7 g Me 3,4-(MeO)2C6H3 H a H g 88 

8 h Me H 2-FC6H4 a H h 81 

9 i Me H 4-MeC6H4 a H i 79 

10 j Me H 4-MeOC6H4 a H j 84 

11 k Me H 4-ClC6H4 a H k 91 

12 l Me H 4-FC6H4 a H l 95 

13 m Me H 4-F3CC6H4 a H m 76 

14 n Me H 3-F3CC6H4 a H n 85 

15 b Me H H b Me o 82 

16 b Me H H c i-Pr p 84 

 Фталимидную защитную группу удаляли обработкой соединений 91 гидратом гид-

разина, получая N-фурфуриламиды α-аминокислот 92. Реакция протекает при кипячении 

этанольного раствора 91 и гидрата гидразина в течение 5 минут; продукты 92 выпадают в 

осадок при охлаждении и представляют собой вещества, достаточно чистые, чтобы ис-

пользовать их в последующем превращении без дополнительной очистки. Далее мы обра-

ботали амид 92b соляной кислотой в уксусной кислоте и получили тетрагидропирро-

ло[1,2-a]пиразин 93b. Мы изучили это превращение на всей серии синтезированных N-

фурфуриламидов α-аминокислот 92 и нашли, что реакция носит общий характер, хотя и 

имеет определённые ограничения (таблица 2.25). В то же время все попытки осуществить 

рециклизацию амида 92а, не содержащего заместитель при атоме С(5) фуранового цикла, 

оказались неудачными, что объясняется склонностью 5-незамещённых фуранов к 

полимеризации в присутствии кислотных агентов.  
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Таблица 2.25. Синтез 1,2,3,4-тетрагидропирроло[1,2-a]пиразин-3-онов 93 кислотно-ката-

лизируемой рециклизацией соединений 91 

 

№ 91,92 R1 R2 R3 R4 93 Выход, % 

1 a H H H H  -а 

2 b Me H H H a 67 

3 c Et H H H b 65 

4 d t-Bu H H H c 73 

5 e Me Me H H d 32 

6 f Me Ph H H e 15 

7 g Me 3,4-(MeO)2C6H3 H H  -а 

8 h Me H 2-FC6H4 H f 74 

9 i Me H 4-MeC6H4 H g 69 

10 j Me H 4-MeOC6H4 H h 62 

11 k Me H 4-ClC6H4 H i 69 

12 l Me H 4-FC6H4 H j 67 

13 m Me H 4-F3CC6H4 H k 70 

14 n Me H 3-F3CC6H4 H l 59 

15 o Me H H Me m 65 

16 p Me H H i-Pr n 57 
а Значительное осмоление реакционной смеси препятствует выделению целевого продукта 

Кроме того, нужно отметить, что введение алкильного или арильного заместителя в 

α-положение фурфуриламина приводит к значительному снижению выхода (в случае 

92e,f) или даже полному подавлению образования пирролопиразина (для 92g). Сходные 

результаты наблюдаются и в других кислотно-катализируемых реакциях рециклизации с 

участием производных фурфуриламина и объясняются тем, что протонирование этих суб-

стратов может приводить к элиминированию соответствующего амида α-аминокислоты с 

образованием фурфурильного катиона. Присутствие электронодонорной группы в α-поло-

жении фрагмента фурфуриламина повышает стабильность такого катиона и облегчает его 

образование, что ведёт, в конце концов, к значительному осмолению реакционной смеси и 
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падению выхода целевого продукта (более подробное обсуждение этого эффекта приведе-

но в разделе 2.10). В то же время, данная реакция позволяет с достаточно хорошими выхо-

дами получать не только N-незамещённые, но и N-замещённые пирролопиразины 93. Бо-

лее того, различные функциональные группы, как донорные, так и акцепторные, могут 

присутствовать в ароматическом фрагменте, не влияя на выход целевого продукта. В реак-

цию можно ввести не только фурфуриламиды глицина, но и соответствующие производ-

ные других аминокислот (91o,p). Последний вывод был подтверждён индийскими учёны-

ми, которые независимо исследовали кислотно-катализируемую рециклизацию соедине-

ний типа 92, синтезированных из различных α-аминокислот, и получили сходные резуль-

таты [390]. 

Строение полученных соединений было определено на основании данных спектро-

скопии ЯМР, масс-спектрометрии и элементного анализа. Кроме того, ранее другим мето-

дом были синтезированы соединения 93а,b [391]. Их спектральные характеристики и фи-

зические свойства согласуются с данными, полученными нами. 

Можно предложить два механизма рециклизации N-фурфуриламидов α- аминокис-

лот 92 в тетрагидропирролопиразиноны 93 (схема 2.37). Первый (путь а) заключается в 

кислотном гидролизе фуранового цикла с образованием фрагмента 1,4-дикетона, который 

затем вступает в реакцию Пааля-Кнорра с присутствующей в молекуле аминогруппой. 

Второй (путь б) включает протонирование фурана по С(5), атаку свободной аминогруппы 

по атому С(2) фуранового цикла с образованием спироциклического интермедиата и рас-

крытие последнего по аналогии с механизмами, описанными в разделах 2.7 и 2.8. Хотя од-

нозначно определить, по какому механизму протекает эта реакция, не удалось, данные, 

обсуждаемые в разделе 2.10, позволяют считать более вероятным путь а. 

 
Схема 2.37  
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2.10. Синтез пирроло[1,2-a][1,4]диазепинов  

и их бензо- или гетероарен-аннелированных производных 

Для дальнейшего расширения сферы применимости кислотно-катализируемых 

рециклизаций фурана мы решили изучить родственное превращение N-фурфуриламидов 

β-аминокислот, которое должно приводить к образованию производных пирроло[1,2-

a][1,4]диазепина. До нашей работы бициклические соединения этого типа не были извест-

ны, хотя они представляют значительный интерес с точки зрения фармакологии, так как и 

пиррольный, и диазепиновый фрагменты присутствуют в разнообразных лекарственных 

средствах.  

Взаимодействием 5-метилфурфуриламина (89b) с хлорангидридом 3-(фталимидо)-

пропионовой кислоты (94) мы получили амид 95. Удаление защитной фталимидной груп-

пы действием гидрата гидразина приводит к образованию свободного амина 96. К сожале-

нию, он оказался недостаточно устойчив при хроматографической очистки и, как след-

ствие, недостаточно чист для того, чтобы охарактеризовать его. Поэтому мы выделили его 

в виде N-Boc производного 97. Выбор этой защитной группы был основан на идее, что 

удаление трет-бутоксикарбонильной защитной группы можно провести в тех же усло-

виях, при которых протекает рециклизация фуранов. Действительно, при обработке соеди-

нения 97 соляной кислотой в уксусной кислоте при комнатной температуре протекает 

домино-реакция, включающая в себя удаление защитной группы и собственно рециклиза-

цию, приводящую к образованию пирроло[1,2-a][1,4]диазепина 98 (схема 2.38).  

 
Схема 2.38 

Как и в случае N-фурфуриламидов α-аминокислот (схема 2.37), рециклизация, по 

нашему мнению, протекает через первоначальное гидролитическое раскрытие фурана с 

образованием 1,4-дикетона с последующей внутримолекулярной реакцией Пааля-Кнорра.  

Эти эксперименты показали принципиальную возможность получения пирроло-

[1,2-a]диазепинов рециклизацией N-фурфуриламидов, содержащих нуклеофильную ами-



153 
 

ногруппу в β-положении по отношению к амидному атому углерода. Мы решили приме-

нить данный подход к синтезу пирролобензодиазепинов и их аналогов, в которых к диазе-

пиновому циклу аннелирован другой гетероцикл. Изомерные пирролобензодиазепины 

представляют собой важный класс гетероциклических соединений с широким спектром 

физиологической активности. Среди них наиболее изучены пирроло[2,1-c][1,4]бензоди-

азепины, к которым относятся, в частности, противоопухолевые антибиотики, выделен-

ные из Streptomyces sp., образующие группу так называемых антрамицинов [392]. Хотя 

пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепины менее изучены, было показано, что они, действуя на 

центральную нервную систему [393-395], обладают антиконвульсантными [395,396], седа-

тивными [395,396], миорелаксантными [396,397], психотропными [397-399] свойствами, а 

также проявляют анальгетическую [394,395,399], фунгицидную [400] и другие виды био-

активности. 

С учётом разработанного метода синтеза пирролодиазепинов, для получения пир-

роло[1,2-a][1,4]бензодиазепинов 99 мы решили использовать N-(фурфурил)антранилами-

ды 100 (схема 2.39). 

 
Схема 2.39 

В зависимости от природы заместителей в N-(фурфурил)антраниламидах 100, для 

их получения мы использовали разные подходы. Первый заключается в реакции 5-метил-

фурфуриламина 89b c 2-(фталимидо)бензоилхлоридами 25l,m, полученными из соответст-

вующих кислот кипячением с SOCl2 по стандартной методике [401]. Последующее снятие 

фталимидной защиты в амидах 101 даёт N-(фурфурил)антраниламиды 100 (схема 2.40). 

 

Схема 2.40 
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Второй метод включает в себя ацилирование фурфуриламинов 89 орто-нитробен-

зоилхлоридами 25c,n-q с последующим восстановлением нитрогруппы в о-нитробензами-

дах 102 при действии гидрата гидразина и никеля Ренея (таблица 2.26). 

Таблица 2.26. Синтез N-фурфурил-2-нитробензамидов 102a-k и N-фурфурил-2-амино-

бензамидов 100a,c-l. 

 

№ 89 R1 R2 25 R3 R4 R5 R6 102 Выход, % 100 Выход, % 

1 b Me H c H H H H a 94 a 95 

2 b Me H n H H Cl H b 91 c 89 

3 b Me H o H MeO MeO H c 84 d 89 

4 b Me H p Me H H H d 73 e 75 

5 b Me H q MeO H H MeO e 68 f 89 

6 c Et H c H H H H f 82 g 94 

7 d t-Bu H c H H H H g 86 h 92 

8 a H H c H H H H h 92 i 90 

9 o 4-ClC6H4 H c H H H H i 82 j 93 

10 e Me Me c H H H H j 63 k 96 

11 f Me Ph c H H H H k 90 l 91 

 Используя соединение 100а в качестве модельного, мы изучили возможности его 

рециклизации в условиях кислотного катализа. Было найдено, что наибольший выход пир-

роло[1,2-a][1,4]бензодиазепина 99а достигается при использовании соляной кислоты в ук-

сусной кислоте при комнатной температуре. Полная конверсия субстрата достигается при 

этом только через 24 часа, а выход продукта 99а составляет 72%. При использовании по-

вышенных температур ускоряется не только целевое превращение, но и различные побоч-

ные процессы, что ведет к снижению выхода (47% через 5 часов при 60–70 С) в результа-

те значительного осмоления реакционной смеси.  

При оптимизированных условиях мы изучили рециклизацию N-(фурфурил)антра-

ниламидов 100b-l (таблица 2.27). Мы нашли, что соединения 1b-d,g с хорошими выхода-

ми превращаются в целевые пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепины 99. Однако в случае 100е, 

содержащего метильную группу при атоме С(3) фрагмента антраниловой кислоты, выход 
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диазепина 99e составил только 11%, а в качестве основного продукта был выделен (хотя и 

с невысоким выходом) дикетон 103e. В реакции N-фурфуриламида 100f пирролодиазепин 

99f образуется лишь в следовых количествах, а единственным выделяемым продуктом 

был дикетон 103f. Амид 100h вообще не образовывал пирролодиазепин 99, а превращался 

исключительно в соответствующий дикетон 103h, который был выделен с выходом 57%. 

Наконец, при использовании N-(фурфурил)антраниламидов 100i-l из реакционной смеси 

не удалось выделить ни пирролодиазепины 99, ни дикетоны 103. В изученных условиях 

реакции образуются исключительно продукты деструкции субстратов, что ведет к значи-

тельному осмолению реакционной смеси. 

Таблица 2.27. Кислотно-катализируемая рециклизация N-(фурфурил)антраниламидов 

100a-l с образованием пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепинов 99 

 

№ 100 R1 R2 R3 R4 R5 R6 99,103 
Выход 

99, % 

Выход 

103, % 

1 a Me H H H H H a 72 - 

2 b Me H H H Br H b 65 - 

3 c Me H H H Cl H c 75 - 

4 d Me H H MeO MeO H d 78 - 

5 e Me H Me H H H e 11 20 

6 f Me H MeO H H MeO f <5% 32 

7 g Et H H H H H g 70 - 

8 h t-Bu H H H H H h - 57 

9 i H H H H H H  - - 

10 j 4-ClC6H4 H H H H H  - - 

11 k Me Me H H H H  - - 

12 l Me Ph H H H H  - - 

Строение соединений 99 было определено на основании анализа данных ЯМР и ИК 

спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. Структура соединения 99а 

была однозначно доказана методом рентгеноструктурного анализа (рис. 2.9). 
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Рис. 2.9. Структура пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепина 99а, определённая методом РСА. 

Выделение дикетонов 103 при рециклизации N-(фурфурил)антраниламидов 

100e,f,h позволяет предположить, что эти соединения являются интермедиатами в данных 

реакциях. Чтобы доказать это предположение, мы изучили реакционные смеси при усло-

виях неполной конверсии соединений 100. Действительно, из реакционной смеси, обра-

зующейся из 100с через 1 ч, нам удалось выделить с выходом 15% дикетон 103с и устано-

вить его структуру спектральными методами. Контрольный опыт подтвердил, что в усло-

виях реакции 103с превращается в пирролобензодиазепин 99с. Используя 103с в качестве 

стандарта, мы подтвердили промежуточное образование дикетонов 103 и в реакциях дру-

гих субстратов. Таким образом, можно сделать вывод, что рециклизация N-(фурфурил)ан-

траниламидов 100 в пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепины 99 представляет собой домино-

реакцию, включающую в себя превращения, показанные на схеме 2.41. 

 
Схема 2.41 
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Подобная последовательность «фуран–1,4-дикетон–пиррол» является стандартной 

для превращения фуранов в пирролы, однако обычно осуществляется как постадийный 

процесс с выделением дикетона. К моменту осуществления наших исследований имелось 

лишь два примера подобного внутримолекулярного превращения фуранов в пирролы без 

выделения дикарбонильных интермедиатов [404,405].  

Нам не удалось выделить интермедиаты 104 из реакционных смесей. Мы считаем, 

что причиной этого является обратимость образования 104 из 103 при проведении реак-

ции в присутствии соляной кислоты. Время жизни интермедиата 104 достаточно мало; он 

либо превращается далее в целевой пирролобензодиазепин 99 в результате образования 

енаминного таутомера 105 с последующей циклизацией и ароматизацией, либо происхо-

дит обратная реакция гидролиза, ведущая к 103. Это предположение хорошо согласуется с 

влиянием заместителей в фурановом и антраниламидном циклах. При наличии замести-

теля в орто-положении к аминогруппе антраниламидного фрагмента (соединения 100e,f) 

выход пирролобензодиазепина резко снижается. Очевидно, образование тетраэдрического 

интермедиата 106 встречает в этом случае существенные стерические затруднения, что 

замедляет образование 99, и основным продуктом реакции становится дикетон 103 (наря-

ду с образованием которого протекают различные побочные реакции). Аналогично, гид-

ролиз 104h протекает значительно быстрее, чем его циклизация с образованием 99h. Что-

бы подтвердить данное предположение, мы провели квантово-химические расчеты частиц 

104, 106 и продуктов 99 для трех модельных реакций, используя метод MP2/6-311G**. 

Выбор данного метода был обусловлен тем, что он лучше остальных изученных подходов 

(метод Хартри-Фока и теория функционала плотности с функционалом B3LYP; базисы 6-

31G, 6-311G, 6-31G**, 6-311G**, а также метод теории возмущений Мёллера-Плесета 

MP2 с другими базисами) воспроизводил геометрию продукта 99а. В частности, рассчи-

танный диэдральный угол между плоскостью бензольного и плоскостью пиррольного 

цикла составил 47.7, а экспериментальное значение этого угла, согласно данным РСА, 

равно 47.6. 

 
Рис. 2.10. Структуры, оптимизированные методом MP2/6-311G** 
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Проведённые расчёты показывают, что циклизация 104а в 106а является слабо эк-

зотермическим процессом (Е = –2.8 кДж/моль). Напротив, превращения 104е в 106е и 

104h в 106h являются слабо эндотермическими (+5.5 и + 0.4 кДж/моль). В качестве меры 

стерических затруднений в 106 и 99 можно рассмотреть также величину диэдрального 

угла между плоскостью бензольного и плоскостью пиррольного цикла. Для интермеди-

атов 106 это значение наименьшее в случае 106а (28.3 для наиболее стабильного конфор-

мера), промежуточное в случае 106е (37.8) и максимальное для 106h (59.2). Дегидрата-

ция 106 с образованием 99 является экзотермическим процессом для всех изученных реак-

ций (–17.5, –17.8 и –9.7 кДж/моль для 106а, 106е и 106h, соответственно). На основании 

этих данных можно сделать вывод, что стерические эффекты несомненно влияют на ста-

бильность интермедиатов 106 и продуктов 99, но эти эффекты не могут полностью пода-

вить целевое превращение, поскольку полное изменение энергии при превращении 104 в 

99 (и молекулу воды) составляет, согласно расчётам, –20.3, –12.3 и –9.3 кДж/моль для 99а, 

99е и 99h, соответственно. Таким образом, низкие выходы 99е,f и отсутствие даже следов 

99h в реакционной смеси объясняются кинетическими эффектами, а именно: более низ-

ким барьером побочных реакций дикетонов 103 по сравнению с барьером для образования 

бензазепина 104.  

Мы предположили, что важным фактором, влияющим на эффективность реакции, 

является присутствие воды из соляной кислоты, что обеспечивает лёгкий гидролиз имина 

104 в дикетон 103 и протекание побочных реакций с участием этого дикетона. Следова-

тельно, подавления нежелательных процессов можно достичь, используя безводные усло-

вия. Действительно, при обработке дикетонов 103e,f ледяной уксусной кислотой в течение 

2 часов c хорошими выходами были получены целевые продукты 99e,f (схема 2.42). 

 
Схема 2.42 

Нужно отметить, что N-(фурфурил)антраниламиды 100 не подвергаются рецикли-

зации при действии уксусной кислоты в отсутствие соляной кислоты. Иначе говоря, соля-

ная кислота необходима для раскрытия фуранового цикла, но нежелательна для последу-

ющей циклизации. 
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Для лучшего понимания механизма рециклизации и с целью увеличения сферы её 

применимости мы синтезировали также небольшую серию N-замещённых N-фурфурил-

антраниламидов. N-Алкильные производные 100m-o были получены алкилированием о-

нитробензамида 102h с последующим восстановлением образующихся N-алкил-N-фурфу-

рил-2-нитробензамидов 102l-n (схема 2.43). 

 
Схема 2.43 

Для получения N-арильного производного 100p были использованы превращения, 

приведённые на схеме 2.44. 

 
Схема 2.44 

Соединения 100m-p обрабатывали соляной кислотой в уксусной кислоте с целью 

получить соответствующие пирролобензодиазепины, однако ни целевые продукты 99, ни 

аминодикетоны 103 не удалось выделить из реакционной смеси. Эти соединения образуют 

в использованных условиях только продукты деструкции; единственным выделяемым 

продуктом был антраниламид. В то же время депротонирование 99а гидридом натрия с 

последующим добавлением алкилгалогенида позволяет с хорошими выходами получать 

разнообразные N-алкилпирролобензодиазепины 110a-d (схема 2.45). 
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Схема 2.45 

Образование антраниламида в реакциях 100m-p можно объяснить следующим 

образом (схема 2.46). Молекула 100 имеет несколько оснóвных центров. Протонирование 

по атому С(5) фурана приводит к образованию аминодикетона 103 и далее диазепина 99. 

Протонирование по аминогруппе с образованием катиона 111 является наиболее предпоч-

тительным процессом, однако не приводит к образованию продуктов. Протонирование по 

карбонильному атому кислорода ведёт к образованию катиона 112, который может под-

вергаться обратному депротонированию в 100, отщеплять протон с образованием гидрокс-

имина 115 и распадаться с образованием антраниламида 113 и фурфурильного катиона 

114. В отличие от NH-амидов 100a-h, в случае N-алкильных производных 100m-p образо-

вание имина 115 невозможно. Поэтому преобладающим направлением разложения катио-

на 112 становится образование антраниламида и фурфурильного катиона.  

 

Схема 2.46 
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Образованием антраниламида 113 и катиона 114 объясняется и отсутствие целевого 

продукта 99 в реакциях амидов 100j-l, поскольку донорные заместители как в α-положе-

нии, так и при атоме С(5) фурфурильного катиона повышают его стабильность (рис. 2.11). 

 
Рис. 2.11. Катионы, образующиеся из 100a-f (114a), 100j (114b), 100k (114c), 100l (114d). 

Нужно отметить, что в реакциях 100j-p действительно были выделены соответству-

ющие антраниламиды, строение которых было установлено на основании сравнения спек-

тральных данных с опубликованными ранее. 

Полученные результаты показывают, что неэффективность рециклизации в случае 

N-(фурфурил)антраниламидов 100e,f,j-p вызвана конкурентным протонированием карбо-

нильного атома кислорода, что приводит к образованию антраниламида и фурфурильного 

катиона, а в результате – к осмолению реакционной смеси. Мы предположили, что данное 

направление протонирования будет подавлено, если в орто-положении к амидной группе 

будет находиться не донорный амин, а акцепторная нитрогруппа. Чтобы убедиться в этом, 

мы обработали соляной кислотой в уксусной кислоте N-(фурфурил)-2-нитробензамид 

102а. Действительно, с выходом 75% мы получили нитродикетон 117а. Аналогично, со-

единения 102e,f,h,k,l, содержащие заместители, препятствовавшие протеканию реакции в 

случае соответствующих аминопроизводных 100, превращаются в этих условиях в нитро-

дикетоны 117b-e, хотя выделяется и некоторое количество 2-нитробензамида. При нагре-

вании дикетонов 117 с железом в уксусной кислоте наблюдается домино-реакция, включа-

ющая в себя восстановление нитрогруппы до амина и внутримолекулярную реакцию 

Пааля-Кнорра и приводящая к пирролобензодиазепинам 99 (таблица 2.28).  

Хотя пирролобензодиазепин 99h образуется с низким выходом, эти результаты 

показывают, что вывод о потенциальной возможности осуществить циклизацию с образо-

ванием 99h, сделанный на основании результатов квантово-химических расчётов, был 

верным, а наше описание механизма реакции является адекватным. Нужно отметить, что в 

остальных случаях циклизация 117 с образованием пирролобензодиазепинов 99 протекает 

с хорошими выходами. 
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Таблица 2.28. Получение нитродикетонов 117 и их восстановление в пирроло[1,2-a][1,4]-

бензодиазепины 99. 

 
№ 102 R1 R2 R3 117 Выход, % 99 Выход, % 

1 a Me H H a 75 a 81 

2 e Me H Me b 79 e 80 

3 h t-Bu H H c 43 h 19 

4 k Me Me H d 42 i 81 

5 l Me Ph H e 40 j 67 

Структура соединения 99h была однозначно подтверждена данными РСА (рис. 2.12).  

 
Рис. 2.12. Структура пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепина 99h, определённая методом РСА. 

Нужно отметить, что диэдральный угол между плоскостью бензольного цикла и 

плоскостью пиррольного цикла, согласно данным РСА, составляет в 99h 56.6, что хоро-

шо согласуется со значением, полученным в результате квантово-химических расчётов 

(58.0). Стерические эффекты трет-бутильной группы проявляются также в значитель-

ном удлинении некоторых связей в 99h по сравнению с соответствующими связями в 99а. 

Например, длина связи N(2)–C(6) (используя нумерацию, приведённую на рис. 2.12), рав-

на 1.420 Å в 99а и 1.431 Å в 99h. Сходное удлинение наблюдается для связей N(2)–C(12), 
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C(10)–C(11), C(11)–C(12) и, наиболее выраженно, для С(12)–С(13). В соединении 99а дли-

на связи С(12)–СН3 составляет 1.486 Å, а в 99h длина связи С(12)–СМе3 равна 1.528 Å. 

Мы показали, что метод получения пирролобензодиазепинов 99 через восстановле-

ние нитродикетонов типа 117 эффективен и при использовании N-алкильных или N-ариль-

ных производных (схема 2.47). 

 
Схема 2.47 

Мы изучили возможность использования нашего подхода для синтеза гетероцикли-

ческих аналогов соединений 100. Для этого реакцией между 5-метилфурфуриламином 

(89b) и 1-метил-4-нитропиразол-5-карбонилхлоридами 118 мы получили амиды 119 и вос-

становили их в соответствующие аминопроизводные 120, которые подвергли кислотно-ка-

тализируемой рециклизации в оптимизированных условиях. В результате с высокими вы-

ходами были получены пиразоло[3,4-f]pyrrolo[1,2-a][1,4]диазепины 121 (схема 2.48). Ин-

тересно, что трет-бутильная группа при атоме С(3) пиразольного цикла (120b) не оказы-

вает значительного влияния на эффективность рециклизации. Это, очевидно, связано с 

бóльшим расстоянием между орто-заместителями в пятичленном пиразольном цикле по 

сравнению с шестичленным бензольным.  

 
Схема 2.48 

Важно, что в разработанных нами методах синтеза пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазе-

пинов в результате рециклизации образуются как диазепиновый, так и пиррольный цикл, 

в то время как другие подходы основаны на поочерёдном построении этих циклов.   
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2.11. Синтез 2-(аминометил)пирролов из фурфуриламинов 

Рециклизации, обсуждённые в разделах 2.9 и 2.10, представляют собой внутримо-

лекулярные превращения фурфуриламинов с образованием циклических производных, со-

держащих фрагмент 2-(аминометил)пиррола. Можно предположить, что подобный подход 

применим также для осуществления межмолекулярных процессов превращения фурфу-

риламинов в 2-(аминометил)пирролы. Важность разработки такого превращения связана в 

первую очередь со значительной физиологической активностью производных 2-(аминоме-

тил)пиррола. Так, будучи эффективными антагонистами рецептора брадикинина В2 с IC50 

< 1 нМ, они могут использоваться в качестве противовоспалительных и анальгетических 

средств [407]. Также они эффективно связываются с бензодиазепиновыми [408] и допами-

новыми D3 [409,410] рецепторами, ингибируют тромбин и трипсин [411,412], а также де-

монстрируют другие виды биоактивности [413,414 и др.]. Кроме того, фрагмент 2-(амино-

метил)пиррола присутствует в таких важных природных соединениях, как порфобилино-

гены, и является важным интермедиатом в синтезе порфирина. 

Нужно отметить, что прямой перенос методик, применявшихся для рециклизации 

фурфуриламинов в пирролопиразины и пирролодиазепины, для использования в межмо-

лекулярных процессах невозможен, поскольку аминогруппа фурфуриламина будет взаи-

модействовать с карбонильной функцией, высвобождающейся в ходе гидролиза фурано-

вого цикла. Эта проблема, однако, может быть решена использованием подходящей за-

щитной группы на атоме азота, которую можно удалить после раскрытия фурана в 1,4-ди-

кетон и проведения реакции Пааля-Кнорра [например, 391]. Мы решили использовать та-

кой подход для разработки общего метода синтеза 2-(аминометил)пирролов из фурфурил-

аминов и выбрали в качестве защитной фталимидную группу.  

Кипячением с фталевым ангидридом (122) в уксусной кислоте мы превратили фур-

фуриламины 89 в соответствующие фталимиды 123 с выходами 65–79%. Для раскрытия 

фуранового цикла с образованием соответствующих 1,4-дикетонов 124 соединения 123 

обрабатывали соляной кислотой в уксусной кислоте при комнатной температуре. Реакция 

протекает с высокой эффективностью (таблица 2.29) для 5-алкил-замещённых 2-(фтал-

имидометил)фуранов 123b-d (88–92%). В случае 5-арильного производного 123e гидролиз 

фурана протекает чрезвычайно медленно: даже через неделю в реакционной смеси при-

сутствуют лишь следовые количества дикетона 124е. Повышение температуры позволило 

осуществить гидролиз и этого субстрата, однако выход 1,4-дикетона составил только 15% 

при кипячении реакционной смеси в течение 24 часов, причём дальнейшее увеличение 

времени реакции не привело к увеличению выхода. Напротив, 5-незамещённый фурфу-
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риламин 123а слишком активен, при его гидролизе вместо дикетона образуется только 

резиноподобный материал, а нагревание приводит к полному осмолению. 

Таблица 2.29. Синтез 2-(фталимидометил)фуранов 123 и их гидролиз с образованием 2-

(2,5-диоксоалкил)фталимидов 124 

 

№ 89 R 123 Выход, % 124 Условия Выход, % 

1 а H a 79 a 20 C, 20 мин - 

2 b Me b 74 b 20 C, 20 мин 92 

3 c Et c 72 c 20 C, 20 мин 88 

4 d t-Bu d 71 d 20 C, 20 мин 90 

5 o 4-ClC6H4 e 65 e кипячение, 24 ч 15 

Полученные дикетоны 124 кипятили с первичными аминами 125 в уксусной кисло-

те. В результате были получены соответствующие пирролы 126 (таблица 2.30). Реакция 

протекает с хорошими выходами как с алифатическими (78–90%), так и с ароматическими 

(68–85%) аминами. В случае ароматических аминов относительно низкий выход (68%) на-

блюдался при использовании 4-нитроанилина. В то же время для 4-(трифторметил)анили-

на выход пиррола составил 83%. Нужно отметить также, что для алифатических аминов 

125d,e, склонных давать продукты элиминирования, выход пиррола оказался существенно 

ниже (65 и 55%, соответственно, таблица 2.30, № 4,5). Было найдено также, что в реакцию 

с дикетонами 124 хорошо вступают ацил- и сульфонилгидразины (125o,p), при этом обра-

зуются соответствующие N-аминопирролы 126q,r.  

Обработка пирролов 126 гидратом гидразина в спирте позволяет получать 5-алкил-

2-(аминометил)пирролы 127, которые были охарактеризованы после превращения в более 

стабильные N-трет-бутоксикарбонильные производные 128. Эта двухстадийная последо-

вательность снятия фталимидной защиты и введения Boc защитной группы протекает с 

выходами от 63 до 89%. Незащищённые 5-алкил-2-(аминометил)пирролы 127 могут быть 

введены также в другие реакции для получения ценных физиологически активных про-

дуктов. 
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Таблица 2.30. Получение 5-алкил-2-(фталимидометил)пирролов 126 и 5-алкил-2-{[(трет-

бутоксикарбонил)амино]метил}пирролов 128 

 

№ 124 R1 125 R2 126 Выход, % 128 Выход, % 

1 b Me a n-Bu a 78 a 63 

2 b Me b Bn b 90 b 89 

3 b Me c 

 

с 85 с 82 

4 b Me d 
 

d 65   

5 b Me e –CH2CH2CO2H e 55   

6 b Me f 4-MeOC6H4 f 84   

7 b Me g 3-MeOC6H4 g 71   

8 b Me h 2,4-(MeO)2C6H3 h 80   

9 b Me i 4-ClC6H4 i 85 d 88 

10 c Et i 4-ClC6H4 j 78   

11 d t-Bu i 4-ClC6H4 k 85   

12 b Me j 4-O2NC6H4 l 68   

13 b Me k 4-F3CC6H4 m 83 e 72 

14 b Me l 2-F3CC6H4 n 83   

15 b Me m 

 

o 73   

16 b Me n 

 

p 80 f 67 

17 b Me o –NHC(O)Ph q 90 g 76 

18 b Me p –NHTs r 82   

Разработанный подход может служить также альтернативным методом синтеза 

пирроло[1,2-a][1,4]диазепинов. Так, взаимодействием фталимидодикетона 124b с гидро-

хлоридом этилового эфира β-аланина (129) мы получили 2-(фталимидометил)пиррол 130. 
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Удаление фталимидной защиты из 130 действием гидрата гидразина сопровождается цик-

лизацией с образованием пирроло[1,2-a][1,4]диазепина 98 (схема 2.49).  

 
Схема 2.49 

Аналогично, реакцией между 2-амино-4,5-диметоксифенилкетонами 131 с тем же 

дикетоном 124b мы получили 1-(2-ацилфенил)-2-(фталимидометил)пирролы 132, взаимо-

действие которых с гидратом гидразина протекает как домино-реакция: вначале высво-

бождается аминогруппа, которая тут же вступает в реакцию циклизации с карбонильной 

функцией. Результатом этого процесса является образование пирроло[1,2-a][1,4]бензоди-

азепинов 133 (схема 2.50). 

 
Схема 2.50 

 Таким образом, разработанный нами метод позволяет превращать фурфуриламины 

в N-алкил- и N-арилпирролы, а также в пирролодиазепины и пирролобензодиазепины. В 

реакцию вступает широкий круг аминов, содержащих разнообразные функциональные 

группы, в том числе сложноэфирную, карбоксильную и кетогруппу. 
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2.12. Рециклизация 2-(2-аминофенил)фуранов в 2-(2-оксоалкил)индолы 

В рассмотренных ранее реакциях рециклизации фуран выступал как синтетический 

эквивалент 1,4-дикетона, образуя новый гетероцикл в результате взаимодействия скрытой 

или образующейся при гидролизе фуранового цикла карбонильной группы с нуклеофи-

лом, расположенным в подходящем положении, а вторая карбонильная группа высвобож-

далась в свободном виде или также вступала в реакцию с имеющимся нуклеофилом. В 

частности, в разделе 2.7 обсуждена рециклизация 2-[2-(тозиламино)бензил]фуранов 43, 

приводящая к образованию 2-(3-оксоалкил)индолов в результате реакции между амино-

группой и атомом С(2) фуранового цикла. При использовании 2-[2-(тозиламино)фенил]-

фуранов 134 такое взаимодействие не может быть эффективным, так как должно приво-

дить к образованию четырёхчленного цикла. Однако можно предположить, что в этом 

случае возможна реакция аминогруппы с атомом С(5) или атомом С(3) фурана. Чтобы 

проверить это предположение, мы синтезировали серию 2-[2-(сульфониламино)фенил]фу-

ранов 134 восстановлением 2-(2-нитрофенил)фуранов 6 с последующим сульфонилирова-

нием образующихся 2-(2-аминобензил)фуранов 1 (таблица 2.31). 

Таблица 2.31. Синтез 2-[2-(сульфониламино)фенил]фуранов 134 

 
№ 6 R1 R2 R3 134 Выход 

1 а Me H Ts a 65 

2 b Et H Ts b 68 

3 с Me Me Ts c 65 

4 d Me Cl Ts d 69 

5 e Me MeO Ts e 57 

6 f Et Cl Ts f 73 

7 g Bn H Ts g 72 

8 h 4-CH3C6H4CH2 H Ts h 78 

9 i CO2C2H5 H Ts i 75 

10 j H H Ts j 70 

11 k CH2CH2CO2CH3 Cl Ts k 62 

12 l CH2CH2CO2CH3 Me Ts l 64 

13 с Me Me Ms m 55 
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Как отмечено в разделе 2.1 синтез исходных нитросоединений 6а-е описан ранее 

(схема 2.3). Соединения 6f-h были получены аналогичным образом из соответствующих 

2-ацил-5-(2-нитрофенил)фуранов 5f,h,i. Соединения 5h,i, 6i,j были получены из 5-(2-нит-

рофенил)фуран-2-карбоновой кислоты 5g (схема 2.51). 

 
Схема 2.51 

Соединения 6k,l получали из кислоты Мелдрума (135) и 5-арилфурфуролов 7с,k, 

используя последовательность стадий, приведённую на схеме 2.52. 

 
Схема 2.52 

 Синтезировав серию соединений 134 мы предприняли попытку осуществить их 

кислотно-катализируемой рециклизацию. Мы нашли, что в условиях, успешно применяв-

шихся при рециклизации 2-[2-(тозиламино)бензил]фуранов 43 (нагревание с этанольным 

раствором HCl), конверсия 2-[2-(тозиламино)фенил]фуранов 134 является невысокой даже 

при продолжительном нагревании, хотя аналогичные превращения 43 требовали только 

10–40 минут. Через 6 часов кипячения с этанольным раствором HCl в качестве продуктов 

реакции с выходом 27–42% были выделены 3-(индол-2-ил)ацетоны 139. Наряду с ними 

образовались также 1-арил-1,4-дикетоны 140 с выходом 43, 25 и 32% (схема 2.53). Кроме 

того, в реакционной смеси присутствовали непрореагировавшие субстраты 134. 
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Схема 2.53 

 Существенное различие в поведении соединений 134 и 43 может быть понято из 

сравнения механистических схем, описывающих их рециклизации (схемы 2.54 и 2.55). 

 
Схема 2.54 

 
Схема 2.55 
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 Два катиона А и В, образующиеся при протонировании соединений 43 по двум раз-

ным α-положениям, имеют примерно одинаковую стабильность. Поэтому концентрация в 

реакционной смеси катиона А, прямого предшественника целевого индола 44, достаточно 

высока, что обеспечивает высокую эффективность рециклизации фуранов 43. Кроме того, 

как А, так и В в условиях реакции могут превращаться в 1,4-дикетоны 141, которые также 

склонны подвергаться циклизации с образованием индолов 44 (схема 2.54). Напротив, ка-

тион С бензильного типа, образующийся при протонировании фурана 134 по атому С(5), 

существенно стабильнее катиона D. Поэтому концентрация катиона D, являющегося клю-

чевым интермедиатом при образовании индола 139, в реакционной смеси мала, что ведёт 

к низкому выходу продукта. В то же время, и катион С, и катион D в условиях реакции 

могут превращаться в 1,4-дикетоны 140, которые действительно были обнаружены в реак-

ционной смеси. В присутствии кислоты этот продукт подвергается медленной циклизации 

в фуран 134, так как раскрытие фуранового цикла является обратимым процессом. В ре-

зультате при достижении равновесия в реакционной смеси всегда будет присутствовать 

небольшое количество катиона D, что должно приводить к постепенному образованию 

индолов 139. Следовательно, для эффективного получения соединений 139 рециклизацию 

2-[2-(тозиламино)фенил]фуранов 134 следует проводить при более жёстких условиях, 

обеспечивающих достижение равновесия между фураном 134 и дикетоном 140. 

Действительно, обработка раствора фурана 134с в ледяной уксусной кислоте 70% 

HClO4 при кипячении позволила значительно повысить выход 2-(2-оксоалкил)индолов 

139 и одновременно уменьшить время реакции. Лучший выход 139с был получен при со-

отношении HClO4:AcOH, равном 1:10, и времени 10–15 минут. Уменьшение времени ре-

акции или количества HClO4 приводит к тому, что напряду с индолом 139с в реакционной 

смеси присутствует 1,4-дикетон 140с. Контрольные эксперименты подтвердили, что в 

этих условиях дикетоны 140 с высоким выходом превращаются в индолы 139. 

При оптимизированных условиях мы провели рециклизацию серии 2-[2-(тозилами-

но)фенил]фуранов 134 и нашли, что индолы 139 эффективно образуются из субстратов, 

содержащих различные группы в анилиновом фрагменте, а также различные алкильные 

группы при атоме С(5) фурана (таблица 2.32), хотя в случае 5-бензилфуранов выходы 

139g,h несколько ниже, что может быть вызвано побочным процессом депротонирования 

бензильного положения в катионе D. В то же время попытки провести рециклизацию 

соединений 139i,j оказались неудачными. В случае 139i фуран не реагировал даже при 

весьма длительном кипячении, что, видимо, обусловлено понижающим реакционную спо-

собность эффектом электроноакцепторной сложноэфирной группы. Напротив, протониро-
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вание по незамещённому атому С(5) фурана в 139j протекает слишком быстро, что ведёт к 

полному разложению субстрата в течение 5 минут. 

Таблица 2.32. Изомеризация 2-(2-аминофенил)фуранов 134 в 2-(2-оксоалкил)индолы 139 

 
№ 134 R1 R2 139 Выход 

1 а Me H а 75 

2 b Et H b 64 

3 с Me Me с 85 

4 d Me Cl d 73 

5 e Me MeO e 83 

6 f Et Cl f 80 

7 g Bn H g 56 

8 h 4-CH3C6H4CH2 H h 60 

9 i CO2C2H5 H i - 

10 j H H j - 

 Строение соединений 139 было установлено на основании анализа спектров ЯМР 
1Н и 13С, ИК, данных масс-спектрометрии и элементного анализа. В частности, характе-

ристичными являются сигнал изолированной –СН2– группы в спектре ЯМР 1Н и сигнал 

карбонильного атома углерода в спектре ЯМР 13С. Кроме того, структура соединения 139а 

была однозначно доказана методом РСА (рис. 2.13). 

 
Рис. 2.13. Структура соединения 139а, определённая методом РСА. 
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 Рециклизация 2-[2-(тозиламино)фенил]фуранов 134k,l, содержащих сложноэфир-

ную группу, сопровождается гидролизом и приводит к образованию 6-(2-индолил)-4-оксо-

пентановых кислот 141a,b (схема 2.56). 

 
Схема 2.56 

 Мы изучили также эффект защитной группы на атоме азота на эффективность дан-

ной рециклизации. Замена тозильной группы на метилсульфонильную не оказывает су-

щественного влияния на протекание реакции; фуран 134m гладко изомеризуется в индол 

142m (схема 2.57). 

 
Схема 2.57 

 Напротив, соответствующие ацетамид 134n и бензамид 134о, полученные аци-

лированием 1с (схема 2.58) в условиях реакции образуют только продукты разложения. 

 
Схема 2.58 

 Таким образом, мы разработали простой и эффективный метод синтеза 2-(2-оксо-

алкил)индолов, основанный на кислотно-катализируемой рециклизации 2-(2-аминофе-

нил)фуранов. Метод эффективен для фуранов, содержащих алкильные заместители в по-

ложении 5 фуранового кольца и сульфонильные группы при атоме азота. Полученные 2-

(2-оксоалкил)индолы интересны как потенциальные биоактивные соединения, а также как 

предшественники в синтезе более сложных производных индола (например, [417]).  
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3. Экспериментальная часть 

Спектры ЯМР 1H и 13С регистрировали на приборах Bruker AC200 (200 МГц, 1H; 50 

МГц, 13С), Bruker WM 250 (250 МГц, 1H; 62.5 МГц, 13С), Bruker DPX-300 (300 МГц, 1H; 75 

МГц, 13С), Bruker AM 360 (360 МГц, 1H; 90 МГц, 13С), Bruker Avance 600 (600 МГц, 1H; 

150 МГц, 13С), Agilent 400-MR DD2 (400 МГц, 1H; 100 МГц, 13С) и JEOL Delta ECA 400 

(400 МГц, 1H; 100 МГц, 13С). Химические сдвиги δ измерены в миллионных долях (м.д.) и 

откалиброваны относительно сигналов растворителей (CDCl3, 1Н: δ = 7.26 м.д., 13C: δ = 

77.2 м.д.; DMSO-d6, 1Н: δ = 2.50 м.д., 13C: δ = 39.7 м.д.). Константы спин-спинового взаи-

модействия (КССВ, J) даны в герцах (Гц). Мультиплетность сигналов описывается следу-

ющим образом: с = синглет; д = дублет; т = триплет, кв = квадруплет; дд = дублет дубле-

тов; д. кв = дублет квадруплетов, м = мультиплет, уш. – сигнал уширен. ИК спектры запи-

саны на спектрофотометрах Prestige-21 FT-IR, Bruker Alpha FT-IR, Perkin Elmer FT-IR 

Spectrum Two, InfraLum FT-02, InfraLum FT-801, Specord M-80-2 в области 3600–650 см-1, 

таблетки KBr. Масс-спектры получены на масс-спектрометре Kratos MS-30. Энергия 

ионизирующих электронов 70 эВ. Температура ионизационной камеры 70–200 С. Темпе-

ратуру плавления определяли в стеклянных капиллярах на приборе Electrothermal 9100. 

Для контроля за ходом реакций применяли тонкослойную хроматографию (ТСХ), кото-

рую проводили на пластинках Silufol UV-254, Sorbfil, проявители - пары иода, брома, 

раствор 2,4-динитрофенилгидразина, раствор HNO3. Жидкостную колоночную хромато-

графию проводили на колонках, заполненных сорбентом силикагель КСК 5/40 или сили-

кагель КСК 50/160. Система растворителей в каждом случае подбиралась индивидуально. 

Бензальдегиды 2 использовались как коммерческие реагенты, за исключением 2h и 2l, ко-

торые были получены согласно литературному методу [418]. Фурфурол (4а), 2-ацетилфу-

ран (4b) и соединения 7b,g,i,j являются коммерчески доступными. Остальные 5-замещён-

ные фурфуролы получали из соответствующих замещенных анилинов через диазотирова-

ние и катализируемое медью арилирование фурфурола солью диазония по Меервейну 

[258,419–421]. Соединения 19а, 20, 25а-f, 26а-d, 89а являются коммерчески доступными. 

Хлорангидриды 19b,c, 25g,n-q, 94, 101 получали кипячением соответствующих кислот с 

SOCl2 [401]. 5-(4-Бромфенил)фуран-2-карбоновая и 3-(фталимидо)пропионовая кислоты 

коммерчески доступны. 5-(трет-Бутил)фуран-2-карбоновую кислоту получали алкилиро-

ванием фуран-2-карбоновой кислоты т-бутилхлоридом в присутствие AlCl3 [422]. Все ре-

акции проводили, используя свежеперегнанные растворители.  

Квантово-химические расчеты проводили с использованием программного пакета 

Gaussian 98 (Rev. A.11) [423].  
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Получение 2-(2-аминофенил)фуранов 1a-e проводили согласно методу, опубликованно-

му ранее [185,258].  

Общие методы синтеза 2-арил-3-(2-ацилвинил)индолов 3 взаимодействием 2-(2-

аминофенил)фуранов 1 с ароматическими альдегидами 2  

Метод А. К раствору 2-фуриланилина 1 (3 ммоль) и альдегида 2 (3 ммоль) в бензоле (20 

мл) добавляют 0.1 г ионообменной смолы Amberlyst 15 в Н+-форме. Реакционную смесь 

кипятят в течение 24 часов. Катализатор отфильтровывают. К фильтрату добавляют 

EtOAc (60 мл), нагревают с активированным углем и отфильтровывают. Растворитель упа-

ривают при пониженном давлении. Остаток наносят на небольшой слой силикагеля. Вна-

чале удаляют неполярные примеси, используя в качестве элюента смесь CH2Cl2/гексан 

(1:4), после чего продукт элюируют ацетоном. Растворитель упаривают. При необходи-

мости индол 3 очищают перекристаллизацией, используя подходящие растворители. 

Метод Б. 2-Фуриланилин 1 (3 ммоль) и альдегид 2 (3 ммоль) добавляют к 5% раствору п-

толуолсульфоновой кислоты в бензоле (35 мл). Реакционную смесь перемешивают при 

30–35 °С в течение 18 часов, после чего выливают в воду (200 мл) и нейтрализуют добав-

лением NaHCO3. Продукт экстрагируют этилацетатом (320 мл). Объединённые органи-

ческие фракции сушат безводным Na2SO4, нагревают с активированным углем и отфильт-

ровывают. Продукт выделяют, как описано в методе А. 

Метод В. К раствору 1 (3 ммоль) и 2 (3 ммоль) в 1,4-диоксане (10 мл) добавляют 70% 

HClO4 (0.01 мл). Полученную смесь нагревают до кипения, кипятят в течение 1 минуты, 

выливают в воду и обрабатывают далее, как описано в методе Б.  

При проведении реакции при 30–35 °С в течение 24 часов индолы были получены с более 

низким выходом. Это связано, видимо, с низкой растворимостью промежуточно образую-

щихся оснований Шиффа при данных условиях. 

Метод Г. К 30% раствору HCl в этаноле добавляют 1 (3 ммоль) и 2 (3 ммоль). Реакцион-

ную смесь перемешивают при 30–35 °С в течение 1.5 часов, после чего обрабатывают, как 

описано в методе Б. (Сходные результаты были получены при кипячении этих 

реакционных смесей в течение 3 минут). 

Метод Д. При интенсивном перемешивании к раствору 2-(2-аминофенил)фурана 1 (3 

ммоль) и альдегида 2 (3 ммоль) в уксусной кислоте (5 мл) добавляют конц. HCl (0.01 мл). 

Смесь перемешивают при температуре 30–35 °С в течение 1.5 часов (контроль ТСХ) и 

выливают в холодную воду (50 мл). Выпавший осадок отфильтровывают, промывают на-

сыщенным раствором NaHCO3 и сушат на воздухе. Остаток наносят на небольшой слой 

силикагеля и очищают, как описано в методе А. 2-Арил-3-(2-ацилвинил)индолы 3 пере-
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кристаллизовывают из смеси EtOH/ацетон. Приведённые выходы соединений 3 относятся 

к результатам, полученным при использовании метода Д. 

(3Е)-4-(2-Фенил-1Н-индол-3-ил)бут-3-ен-2-он (3а). Выход 0.61 г (78%). Коричневато-зе-

лёные кристаллы. Т.пл. 224–225 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 82.58; 

H, 5.75; N, 5.22. C18H15NO (261.33). Вычислено, %: C, 82.73; H, 5.79; N, 

5.36%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.27 (с, 3H, Ме), 

6.90 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.21–7.31 (м, 2H, HAr), 7.49–7.67 (м, 6H, HAr), 

7.77 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 8.01–8.03 (м, 1H, HAr), 12.18 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C 

NMR (75 MHz, DMSO-d6, δ): 28.0, 108.3, 112.2, 120.7, 121.4, 122.3, 123.1, 125.8, 129.0 (2C), 

129.1, 129.6 (2C), 131.1, 136.8, 136.9, 143.9, 197.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

261 (45) [M+],246 (45), 218 (100), 217(62), 189 (17), 108 (16). ИК (KBr): νmax 3215, 1600, 

1570, 1451, 1426, 1269, 1231, 776, 738 cm–1. Данные РСА депонированы в Кембриджский 

банк кристаллографических данных (CCDC-742700). 

(3Е)-4-[2-(3,4-Диметоксифенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3b). Выход 0.69 г (72%). 

Жёлтые кристаллы. Т.пл. 215–216 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: 

C, 74.78; H, 6.01; N, 4.20. C20H19NO3 (321.38). Вычислено, %: C, 

74.75; H, 5.96; N, 4.36%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 2.27 (с, 3H, Ме), 3.86 (с, 3H, OМе), 3.87 (с, 3H, OМe), 6.85 

(д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.14–7.28 (м, 5H, HAr), 7.47–7.50 (м, 1H, HAr), 7.83 (д, 3J = 16.2, 1H, 

=CH), 7.96–7.99 (м, 1H, HAr), 12.06 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 

27.8, 55.6 (2 C), 107.8, 111.9, 112.0, 112.6, 120.5, 121.3, 121.9, 122.4, 122.9, 123.3, 125.9, 

136.7, 137.3, 144.2, 148.9, 149.7, 197.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 321 (100) 

[M+], 306 (20), 290 (32), 278 (68), 263 (77), 247 (90), 233 (27), 45 (18). ИК (KBr): νmax 3306, 

1587, 1282, 1247, 1181, 1134, 1021, 975 cm–1.  

(3Е)-4-[2-(4-Фторфенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3с). Выход 0.59 г (70%). Жёлтые 

кристаллы. Т.пл. > 250 С (с разл.; EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 

77.58; H, 4.97; N, 5.16. C18H14FNO (279.32). Вычислено, %: C, 77.40; H, 

5.05; N, 5.01%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.26 

(c, 3H, Me), 6.87 (д, 3J = 16.0, 1H, =CH), 7.19–7.30 (м, 2H, HAr), 7.43–

7.51 (м, 3H, HAr), 7.63–7.73 (м, 3H, =CH + 2HAr), 7.99-8.02 (м, 1 H, HAr), 12.18 (с, 1 H, NH). 

Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 27.9, 108.4, 112.2, 116.1 (д, 2JCF = 21.8, 2 C), 

120.6, 121.4, 122.5, 123.1, 125.7, 127.5 (д, 4JCF = 3.0), 131.7 (d, 3JCF = 8.5, 2 C), 136.5, 136.7, 

142.8, 162.6 (д, 1JCF = 246.9), 197.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 279 (54) [M+], 
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264 (68), 236 (100), 118 (18), 43 (18). ИК (KBr): νmax 3234, 1602, 1572, 1457, 1267, 1232, 

844 cm–1. 

(3Е)-4-[2-(4-Нитрофенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3d). Выход 0.73 г (79%). Крас-

ные кристаллы. Т.пл. 257–258 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 

70.47; H, 4.51; N, 9.31. C18H14N2O3 (306.32). Вычислено, %: C, 70.58; 

H, 4.61; N, 9.15%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 

2.30 (с, 3H, Ме), 6.94 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.23–7.28 (м, 1H, HInd), 

7.30–7.35 (м, 1H, HInd), 7.53–7.55 (м, 1H, HInd), 7.73 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.91 (d, 3J = 9.0, 

2H, HAr), 8.04–8.06 (м, 1H, HInd), 8.45 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr), 12.40 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 
13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 27.9, 110.0, 112.5, 120.9, 121.7, 123.9, 124.0, 124.1 (2 C), 125.7, 

130.5 (2 C), 135.8, 137.3, 137.4, 140.4, 147.2, 197.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

306 (2) [M+], 217 (26), 109 (11), 63 (17), 43 (100). ИК (KBr): νmax 3248, 1631, 1602, 1520, 

861, 745 см-1. 

(3Е)-4-[2-(3-Нитрофенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3e). Выход 0.57 г (62%). Крас-

ные кристаллы. Т.пл. 227–228 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 70.64; 

H, 4.56; N, 9.27. C18H14N2O3 (306.32). Вычислено, %: C, 70.58; H, 4.61; 

N, 9.15%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.29 (c, 3H, 

Me), 6.92 (д, 3J = 16.0, 1H, =CH), 7.23–7.28 (м, 1H, HAr), 7.29–7.35 (м, 

1H, HAr), 7.52–7.55 (м, 1H, HAr), 7.72 (д, 3J = 16.0, 1H, =CH), 7.88–7.94 (м, 1H, HAr), 8.03–

8.05 (м, 1H, HAr), 8.07–8.11 (м, 1H, HAr), 8.35–8.39 (м, 1H, HAr), 8.44–8.45 (м, 1H, HAr), 12.42 

(с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 27.8, 109.3, 112.4, 120.8, 121.6, 123.5, 

123.6, 123.7, 123.8, 125.6, 130.6, 132.5, 135.8, 135.9, 137.0, 140.4, 148.1, 197.4. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 306 (2) [M+], 216 (37), 189 (14), 63 (19), 51 (15), 43 (100). ИК 

(KBr): νmax 3238, 1631, 1610, 1523, 1452, 1349, 1255, 1231, 738 см-1. 

(3Е)-4-[2-(2-Нитрофенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3f). Выход 0.54 г (58%). Крас-

ные кристаллы. Rf = 0.48 (ацетон/гексан 1:1). Т.пл. 251–252 С (EtOH/ 

ацетон). Найдено, %: C, 70.64; H, 4.56; N, 9.26. C18H14N2O3 (306.32). 

Вычислено, %: C, 70.58; H, 4.61; N, 9.15%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.20 (c, 3H, Me), 6.78 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.23–

7.33 (м, 2H, HAr), 7.36 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.47–7.50 (м, 1H, HAr), 7.72–7.75 (м, 1H, HAr), 

7.82–7.87 (м, 1H, HAr), 7.91–7.97 (м, 1H, HAr), 8.02–8.05 (м, 1H, HAr), 8.24–8.27 (м, 1H, HAr), 

12.27 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 28.0, 109.7, 112.3, 120.6, 121.5, 

122.3, 123.3, 125.0, 125.2, 125.4, 131.1, 133.6, 133.7, 135.0, 136.9, 139.3, 149.1, 197.1. Масс-
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спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 306 (2) [M+], 218 (20), 76 (20), 63 (22), 51 (20), 43 (100). 

ИК (KBr): νmax 3201, 1613, 1524, 1445, 783, 748, 699 см-1. 

(3Е)-4-[2-(4-Метокси-2-нитрофенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3g). Выход 0.57 г 

(56%). Тёмно-жёлтые кристаллы. Rf = 0.48 (ацетон/гексан 1:1). Т.пл. 

255–256 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 67.60; H, 4.93; N, 8.13. 

C19H16N2O4 (336.34). Вычислено, %: C, 67.85; H, 4.79; N, 8.33%. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.20 (с, 3H, Me), 

3.94 (с, 3H, OМe), 6.78 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.19 (д, 4J = 2.7, 1H, HAr), 7.22–7.32 (м, 2H, 

HInd), 7.34 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.7, 1H, HAr), 7.38 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.46–7.49 (м, 1H, 

HInd), 8.02–8.04 (м, 1H, HInd), 8.30 (д, 3J = 9.0, 1H, HAr), 12.23 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C 

(75 MHz, DMSO-d6, δ): 27.9, 56.5, 109.4, 112.2, 115.4, 118.7, 120.6, 121.4, 122.2, 123.2, 

125.2, 127.8, 128.2, 135.1, 136.8, 139.6, 141.8, 162.6, 197.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 336 (100) [M+], 275 (22), 262 (19), 248 (49), 247 (56), 232 (16), 204 (46), 191 (18), 

172 (16), 139 (13), 106 (20), 43 (27). ИК (KBr): νmax 3212, 1612, 1576, 1508, 1460, 1436, 1344, 

1272, 1236, 752 см-1. 

(3Е)-4-[2-(4,5-Диметокси-2-нитрофенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3h). Выход 0.65 

г (59%). Оранжевые кристаллы. Rf = 0.45 (ацетон/гексан 1:1). Т.пл. 

265–266 С (1,4-диоксан/EtOH). Найдено, %: C, 65.61; H, 4.83; N, 

7.40. C20H18N2O5 (366.36). Вычислено, %: C, 65.57; H, 4.95; N, 7.65%. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.20 (с, 3H, Me), 

3.92 (с, 3H, OМe), 3.99 (с, 3H, OМe), 6.73 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.21 (с, 1H, HAr), 7.21–7.32 

(м, 2H, HInd), 7.40 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.47–7.50 (м, 1H, HInd), 7.83 (с, 1H, HAr), 7.99–8.01 

(м, 1H, HInd), 12.14 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 27.6, 56.3, 56.6, 

108.2, 109.4, 112.1, 115.0, 119.4, 120.4, 121.2, 122.0, 123.0, 125.2, 135.4, 136.7, 139.9, 141.6, 

149.2, 152.3, 196.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 366 (100) [M+], 334 (27), 323 

(35), 292 (49), 279 (35), 247 (19), 220 (16), 190 (24), 172 (15), 144 (18), 94 (18), 69 (24), 43 

(50). ИК (KBr): νmax 3210, 1661, 1561, 1519, 1459, 1335, 1274, 1221, 1189, 1160, 1095, 1051, 

971, 753 см-1. 

(1Е)-1-[2-(2-Гидрокси-5-хлорфенил)-1Н-индол-3-ил]пент-1-ен-3-он (3i). Выход 0.68 г 

(70%). Коричневые кристаллы. Т.пл. 208–209 С (EtOH/ацетон). Найде-

но, %: C, 70.31; H, 4.94; N, 4.28. C19H16ClNO2 (325.80). Вычислено, %: C, 

70.05; H, 4.95; N, 4.30%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 1.02 (т, 3J = 7.4, 3H, Ме), 2.60 (кв, 3J = 7.4, 2H, CH2), 6.84 (д, 
3J = 15.9, 1H, =CH), 7.08 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.18-7.28 (м, 2H, HInd), 7.33 (д, 4J = 2.4, 1H, 
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HAr), 7.41 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.4, 1H, HAr), 7.45-7.48 (м, 1H, HInd), 7.58 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 

7.99–8.01 (м, 1H, HInd), 10.33 (с, 1H, OH), 11.98 (с, 1 H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, 

DMSO-d6, δ): 8.5, 33.8, 109.5, 112.1, 117.8, 119.9, 120.2, 120.5, 121.1, 122.4, 122.7, 125.3, 

130.2, 131.2, 136.1, 136.8, 140.1, 154.5, 199.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

327/335 (1/3) [M+], 233 (25), 204 (40), 117 (45), 102 (45), 88 (30), 75 (27), 63 (30), 57 (100). 

ИК (KBr): νmax 3296, 1611, 1441, 1203, 1181, 749, 727 см-1. 

(1Е)-1-[2-(4-Этоксифенил)-1Н-индол-3-ил]пент-1-ен-3-он (3j). Выход 0.63 г (66%). Ко-

ричневые кристаллы. Т.пл. 135–136 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: 

C, 79.08; H, 6.48; N, 4.24. C21H21NO2 (319.41). Вычислено, %: C, 

78.97; H, 6.63; N, 4.39%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 1.03 (т, 3J = 7.5, 3H, Ме), 1.38 (т, 3J = 7.1, 3H, Ме), 2.62 (кв, 
3J = 7.5, 2H, CH2), 4.13 (кв, 3J = 7.1, 2H, CH2O), 6.90 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.15 (д, 3J = 8.7, 

2H, HAr), 7.18–7.27 (м, 2H, HInd), 7.45–7.48 (м, 1H, HInd), 7.53 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.76 (д, 3J 

= 15.9, 1H, =CH), 7.97–8.00 (м, 1H, HInd), 12.03 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, 

DMSO-d6, δ): 8.5, 14.7, 33.7, 63.3, 107.8, 112.0, 114.9 (2C), 120.5, 120.7, 121.3, 122.8, 123.2, 

125.9, 130.9 (2C), 135.9, 136.7, 144.2, 159.3, 199.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

319 (100) [M+], 291 (25), 290 (76), 262 (71), 233 (59), 206 (41), 205 (52), 204 (94), 59 (21). ИК 

(KBr): νmax 3265, 1608, 1573, 1497, 1454, 1279, 1250, 1208, 1201, 1180, 1045 см-1. 

(3Е)-4-[6-Метил-2-(3,4-диметоксифенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3k). Выход 0.77 

г (77%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. 216–217 С (EtOH/ацетон). 

Найдено, %: C, 75.42; H, 6.27; N, 4.02. C21H21NO3 (321.38). 

Вычислено, %: C, 75.20; H, 6.31; N, 4.18%. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.25 (с, 3H, Ме), 2.44 (с, 3H, Ме), 3.85 

(с, 3H, OМе), 3.86 (с, 3H, OМe), 6.80 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.04 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1Н, 

HInd), 7.12–7.26 (м, 4H, HAr), 7.79 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.84 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 11.91 (с, 

1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 21.3, 27.7, 55.6, 55.7, 107.8, 111.8, 111.9, 

112.6, 120.2, 121.7, 122.3, 122.9, 123.5, 123.8, 132.2, 137.2, 137.4, 143.8, 148.6, 149.6, 197.2. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 335 (74) [M+], 320 (28), 292 (73), 277 (20), 262 (49), 

261 (100), 246 (24), 218 (57), 217 (31), 204 (45), 191 (21), 101 (23), 83 (33), 43 (68). ИК 

(KBr): νmax 3208, 1605, 1569, 1486, 1464, 1456, 1259, 1247, 1236, 1224, 1144, 1030, 816 cm–1. 

(3Е)-4-[2-(4-Бромфенил)-6-метил-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3l). Выход 0.79 г (74%). 

Жёлтые кристаллы. Т.пл. 266–267 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 64.48; H, 4.42; N, 

3.96. C19H16BrNO (354.25). Вычислено, %: C, 64.42; H, 4.55; N, 3.95%. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.26 (c, 3H, Me), 2.44 (с, 3H, Ме), 6.85 (д, 3J = 16.0, 1H, 
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=CH), 7.06 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.5, 1H, HInd), 7.28 (д, 4J = 1.5, 1H, 

HInd), 7.55 (д, 3J = 8.4, 2H, HAr), 7.67 (д, 3J = 16.0, 1H, =CH), 7.79 

(д, 3J = 8.4, 2H, HAr), 7.87 (д, 3J = 8.1, 1H, HInd), 12.06 (с, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 21.3, 27.9, 108.6, 112.0, 

120.4, 122.5, 122.6, 123.1, 123.6, 130.3, 131.3 (2C), 131.9 (2C), 132.7, 136.5, 137.4, 141.9, 

197.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 356/354 (1/1) [M+], 231 (33), 115 (22), 102 

(13), 75 (14), 43 (100). ИК (KBr): νmax 3261, 1611, 1453, 1273, 1000, 829 см-1. 

(3Е)-4-[6-Метил-2-(4-фторфенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3m). Выход 0.53 г 

(60%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. >250 С (с разл.; EtOH/ацетон). 

Найдено, %: C, 77.76; H, 5.32; N, 4.89. C19H16FNO (293.34). Вычис-

лено, %: C, 77.80; H, 5.50; N, 4.77%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.25 (c, 3H, Ме), 2.43 (с, 3H, Ме), 6.84 (д, 
3J = 16.0, 1H, =CH), 7.05 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.5, 1H, HInd), 7.27 (м, 1H, HInd), 7.42–7.49 (м, 2H, 

HAr), 7.62–7.70 (м, 3H, =CH + 2HAr), 7.87 (д, 3J = 8.1, 1H, HInd), 12.03 (s, 1 H, NH). Спектр 

ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 21.3, 27.9, 108.4, 112.0, 116.0 (д, 2JCF = 21.7, 2C), 120.4, 

122.2, 123.1, 123.6, 127.6 (д, 4JCF = 3.1), 131.6 (д, 3JCF = 8.5, 2C), 132.5, 136.6, 137.2, 142.4, 

162.5 (д, 1JCF = 247.0), 197.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 293 (86) [M+], 279 (26), 

278 (56), 251 (78), 250 (100), 249 (37), 248 (34), 236 (25), 235 (76), 234 (36), 77 (24), 59 (48), 

43 (61). ИК (KBr): νmax 3187, 1601, 1569, 1483, 1453, 1276, 1235, 1162, 1001, 839 см-1. 

(3Е)-4-[6-Метил-2-(2-нитрофенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3n). Выход 0.62 г 

(65%). Красные кристаллы. Rf = 0.45 (ацетон/гексан 1:1). Т.пл. 270–

271 С (1,4-диоксан/EtOH). Найдено, %: C, 71.40; H, 5.21; N, 8.64. 

C19H16N2O3 (320.34). Вычислено, %: C, 71.24; H, 5.03; N, 8.74%. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.19 (с, 3H, Me), 

2.44 (с, 3H, Me), 6.75 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.08 (д, 3J = 8.1, 1H, HInd), 7.26 (c, 1H, HInd), 

7.32 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.69–7.72 (м, 1H, HAr), 7.81–7.86 (м, 1H, HAr), 7.88–7.95 (м, 2H, 

HAr), 8.23 (д, 3J = 8.1, 1H, HInd), 12.10 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 

21.2, 27.7, 109.7, 112.0, 120.2, 122.1, 123.0, 123.1, 124.9, 125.5, 130.8, 132.7, 133.4, 133.5, 

135.1, 137.3, 138.6, 149.1, 196.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 320 (100) [M+], 305 

(15), 260 (17), 245 (47), 230 (80), 220 (27), 120 (17), 95 (62), 83 (19), 55 (30), 43 (71). ИК 

(KBr): νmax 3188, 1612, 1572, 1524, 1452, 1348, 1276, 1252, 1236, 752 см-1. 
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(3Е)-4-[6-Метил-2-(4,5-диметокси-2-нитрофенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3o). 

Выход 0.63 г (57%). Красные кристаллы. Rf = 0.45 (ацетон/гек-

сан 1:1). Т.пл. 265–266 С (1,4-диоксан/ДМФА/EtOH). Найдено, 

%: C, 66.52; H, 5.46; N, 7.36. C21H20N2O5 (380.39). Вычислено, %: 

C, 66.31; H, 5.30; N, 7.36%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-

d6, δ, КССВ): 2.20 (c, 3H, Me), 2.45 (с, 3H, Me), 3.92 (с, 3H, OМe), 3.98 (с, 3H, OМe), 6.72 

(д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.07 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1H, HInd), 7.19 (c, 1H, HAr), 7.27 (д, 4J = 

1.2, 1H, HInd), 7.39 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.83 (с, 1H, HAr), 7.88 (д, 3J = 8.1, 1H, HInd), 12.02 

(с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 21.3, 27.6, 56.3, 56.6, 108.3, 109.4, 

111.9, 115.0, 119.6, 120.2, 121.8, 122.9, 123.2, 132.4, 135.6, 137.3, 139.5, 141.6, 149.2, 152.3, 

196.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 380 (58) [M+], 348 (35), 338 (33), 321 (42), 309 

(44), 292 (100), 277 (38), 261 (28), 247 (31), 233 (54), 205 (54), 186 (32), 165 (40), 59 (19), 43 

(47). ИК (KBr): νmax 3164, 1632, 1612, 1573, 1515, 1497, 1454, 1354, 1343, 1280, 1264, 1239, 

1222, 1052, 1010 см-1. 

(3Е)-4-[6-Метил-2-(7-нитро-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин-6-ил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-

ен-2-он (3p). Выход 0.64 г (56%). Оранжевые кристаллы. Rf = 0.44 

(ацетон/гексан 1:1). Т.пл. 296–297 С (1,4-диоксан/EtOH). Найде-

но, %: C, 66.48; H, 4.79; N, 7.30. C21H18N2O5 (378.38). Вычислено, 

%: C, 66.66; H, 4.79; N, 7.40%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-

d6, δ, КССВ): 2.20 (с, 3H, Me), 2.44 (s, 3H, Me), 4.45 (уш. с, 4H, CH2CH2), 6.74 (д, 3J = 16.2, 

1H, =CH), 7.06 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1H, HInd), 7.14 (с, 1H, HAr), 7.23 (д, 4J = 1.2, 1H, HInd), 

7.34 (д, 3J = 16.2 Hz, 1H, =CH), 7.83 (с, 1H, HAr), 7.87 (д, 3J = 8.1 Hz, 1H, HInd), 11.96 (с, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 21.2, 28.0, 64.4, 64.8, 109.4, 111.9, 114.5, 

119.6, 120.2, 121.2, 121.6, 122.9, 123.1, 132.5, 135.3, 137.2, 139.1, 141.9, 144.0, 147.5, 196.9. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 378 (100) [M+], 346 (42), 335 (37), 303 (27), 289 (42), 

205 (34), 162 (25), 143 (36), 134 (57), 43 (30). ИК (KBr): νmax 3200, 1600, 1576, 1520, 1480, 

1456, 1340, 1324, 1292, 1268, 1252, 1236, 1188, 1060, 976, 908, 872 см-1. 

(3Е)-4-[6-Метил-2-(2-нитро-5-хлорфенил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3q). Выход 

0.57 г (54%). Светло-коричневые кристаллы. Rf = 0.55 (ацетон/гексан 

1:1). Т.пл. 261-262  С (1,4-диоксан/EtOH). Найдено, %: C, 64.19; H, 

4.37; N, 7.83. C19H15ClN2O3 (354.79). Вычислено, %: C, 64.32; H, 4.26; 

N, 7.90%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.21 (с, 

3H, Me), 2.45 (с, 3H, Me), 6.75 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.09 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1H, HInd), 

7.29 (д, 4J = 1.2, 1H, HInd), 7.35 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.84 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.86 (д, 3J = 
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8.1 Hz, 1H, HInd), 7.89 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.25 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 12.10 (с, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 21.1, 27.6, 110.1, 112.0, 120.2, 122.7, 123.0, 

123.1, 126.7, 127.4, 130.6, 132.8, 132.9, 134.6, 136.6, 137.4, 137.9, 147.7, 196.8. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 356/354 (33/100) [M+], 322 (30), 311 (56), 307 (24), 294 (63), 280 

(69), 266 (92), 242 (35), 229 (58), 217 (26), 202 (20), 186 (27), 101 (33), 88 (32), 59 (61), 43 

(66). ИК (KBr): νmax 3248, 1605, 1568, 1526, 1456, 1340, 1266, 1233, 1172, 1153, 1098, 1000, 

972, 850 см-1. 

(3Е)-4-[2-(5-Бромо-2-нитрофенил)-6-метил-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3r). Выход 

0.66 г (55%). Оранжевые кристаллы. Rf = 0.55 (ацетон/гексан 1:1). 

Т.пл. 275–276 С (1,4-диоксан/EtOH). Найдено, %: C, 57.18; H, 3.96; 

N, 6.88. C19H15BrN2O3 (399.24). Вычислено, %: C, 57.16; H, 3.79; N, 

7.02%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.21 (с, 3H, 

Me), 2.45 (с, 3H, Me), 6.74 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.09 (дд, 3J = 8.4, 4J = 1.2, 1H, HInd), 7.29 

(д, 4J = 1.2, 1H, HInd), 7.34 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.88 (д, 3J = 8.4 Hz, 1H, HInd), 7.96 (д, 
4J = 2.1, 1H, HAr), 8.02 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.16 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 12.10 (с, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 21.1, 27.6, 110.1, 112.0, 120.2, 122.7, 122.9, 

123.1, 126.6, 126.7, 127.4, 132.9, 133.6, 134.6, 135.6, 136.5, 137.4, 148.1, 196.8. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 400/398 (54/54) [M+], 373/371 (20/20), 357/355 (38/38), 339 (36), 

326/324 (36/36), 311 (47), 276 (25), 248 (21), 229 (100), 217 (35), 186 (32), 158 (23), 115 (22), 

101 (23), 59 (52), 57 (61), 43 (39). ИК (KBr): νmax 3250, 1603, 1561, 1525, 1455, 1341, 1266, 

1232, 1152, 998, 972, 848 см-1. 

(3Е)-4-[2-(4-Гидрокси-3-метокси-2-нитрофенил)-6-метил-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он 

(3s). Выход 0.58 г (53%). Т.пл. > 255  С (EtOH). Найдено, %: C, 

65.60; H, 5.07; N, 7.47. C20H18N2O5 (366.37). Вычислено, %: C, 

65.57; H, 4.95; N, 7.65%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 2.22 (с, 3H, Me), 2.43 (с, 3H, Me), 3.93 (с, 3H, OMe), 6.71 

(д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.06 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1H, HInd), 7.21 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.23 

(д, 4J = 1.2, 1H, HInd), 7.27(д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.35 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.84 (д, 3J = 8.1, 

1H, HInd), 10.93 (с, 1H, NH), 11.92 (уш. с, 1H, OH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, 

δ): 21.1, 27.5, 61.4, 110.4, 111.9, 114.4, 118.7, 120.1, 122.0, 122.8, 123.0, 127.3, 132.6, 135.6, 

137.0, 137.2, 139.1, 146.0, 152.3, 196.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 366 (52) 

[M+], 349 (21), 295 (32), 278 (50), 262 (100), 248 (39), 234 (37), 191 (38), 186 (72), 158 (28), 

101 (18), 91 (20), 59 (47), 43 (42). ИК (KBr):  νmax 3407, 1655, 1560, 1525, 1457, 1435, 1361, 

1285, 1193, 1154, 1032, 972, 826 см-1. 
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(3Е)-4-[2-(3,4-Диметоксифенил)-6-хлор-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3t). Выход 0.81 г 

(76%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. 237–238 С (EtOH/ацетон). Най-

дено, %: C, 67.57; H, 5.01; N, 3.95. C20H18ClNO3 (355.82). Вычис-

лено, %: C, 67.51; H, 5.10; N, 3.94%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.27 (c, 3H, Me), 3.86 (c, 6H, 2OМe), 6.84 

(д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.13–7.23 (м, 4H, HAr), 7.47 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.77 (д, 3J = 16.2, 

1H, =CH), 7.98 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 12.18 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-

d6, δ): 27.8, 55.7 (2C), 107.8, 111.5, 111.9, 112.5, 121.4, 121.8, 122.4, 122.6, 122.9, 124.7, 

127.3, 136.5, 137.2, 144.8, 148.9, 149.8, 197.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

357/355 (1/3) [M+], 277 (5), 191 (6), 113 (5), 96 (6), 43 (100). ИК (KBr): νmax 3228, 1611, 

1455, 1255, 1237, 1026, 1003 см-1. 

(3Е)-4-[2-(4-Нитрофенил)-6-хлор-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3u). Выход 0.75 г (74%). 

Красные кристаллы. Т.пл. > 250 С (с разл.; EtOH/ацетон). Най-

дено, %: C, 63.32; H, 3.71; N, 8.27. C18H13ClN2O3 (340.77). Вычис-

лено, %: C, 63.44; H, 3.85; N, 8.22%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.30 (с, 3 H, Ме), 6.92 (д, 3J = 16.0, 1H, 

=CH), 7.25 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.54 (д, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.67 (д, 3J = 16.0, 1H, 

=CH), 7.90 (д, 3J = 9.0 Hz, 2H, HAr), 8.07 (д, 3J = 8.7, 1H, HInd), 8.45 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr), 

12.53 (с, 1 H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 27.9, 110.0, 111.9, 121.8, 122.3, 

124.1 (2 C), 124.4, 124.6, 128.3, 130.4 (2 C), 135.1, 136.9, 137.7, 140.9, 147.3, 197.4. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 342/340 (1/3) [M+], 251 (24), 216 (25), 113 (22), 108 (40), 94 

(26), 75 (31), 43 (100). ИК (KBr): νmax 3277, 1630, 1606, 1515, 1349, 1262, 1231, 857 см-1. 

(3Е)-4-[2-(3-Нитрофенил)-6-хлор-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3v). Выход 0.74 г (72%). 

Красные кристаллы. Т.пл. > 250 С (с разл.; EtOH/ацетон). Найдено, 

%: C, 63.61; H, 3.86; N, 8.35. C18H13ClN2O3 (340.77). Вычислено, %: 

C, 63.44; H, 3.85; N, 8.22%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 2.29 (с, 3H, Mе), 6.90 (д, J = 16.2, 1H, =СН), 7.25 (дд, 3J = 

8.7, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.54 (д, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.67 (д, 3J = 16.2, 1H, =СН), 7.86–7.94 (м, 

1H, HAr), 8.01–8.10 (м, 2H, HAr + HInd), 8.34–8.45 (м, 2H, HAr), 12.53 (с, 1H, NH). Спектр 

ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 27.8, 109.4, 111.9, 121.7, 122.1, 123.5, 123.6, 124.3, 124.4, 

128.1, 130.6, 132.0, 135.0, 135.7, 137.4, 140.9, 148.1, 197.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 342/340 (33/100) [М+], 327/325 (55/18), 279 (38), 250 (50), 216 (35), 190 (15), 43 

(25). ИК (KBr): νmax 3196, 1608, 1544, 1452, 1348, 1284, 1232, 800 см-1. 
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(3Е)-4-[2-(2-Нитрофенил)-6-хлор-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3w). Выход 0.68 г (67%) 

Тёмно-жёлтые кристаллы. Rf = 0.50 (ацетон/гексан 1:1). Т.пл. 327–

328 С (1,4-диоксан/этанол). Найдено, %: C, 63.56; H, 3.92; N, 8.22. 

C18H13ClN2O3 (340.77). Вычислено, %: C, 63.44; H, 3.85; N, 8.22%. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.20 (c, 3H, Me), 6.75 

(д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.25 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.33 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.52 

(д, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.71–7.74 (м, 1H, HAr), 7.83–7.89 (м, 1H, HAr), 7.91–7.97 (м, 1H, HAr), 

8.05 (д, 3J = 8.7, 1H, HInd), 8.24–8.28 (м, 1H, HAr), 12.36 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 

MHz, DMSO-d6, δ): 27.8, 109.7, 111.7, 121.5, 121.9, 123.0, 123.9, 124.9, 125.0, 127.8, 131.1, 

133.5, 133.6, 134.2, 137.3, 139.8, 148.9, 196.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

342/340 (33/100) [М+], 327 (24), 325 (32), 310/308 (20/60), 299/297 (21/63), 269 (75), 251 

(86), 232 (54), 217 (56), 203 (44), 171 (30), 120 (33), 95 (57), 83 (66), 73 (58), 55 (60), 43 (71). 

ИК (KBr): νmax 3168, 1644, 1612, 1568, 1524, 1476, 1452, 1436, 1420, 1348, 1276, 1256, 1240, 

1168, 1064, 924, 848, 808, 748 см-1. 

(3Е)-4-[2-(4,5-Диметокси-2-нитрофенил)-6-хлор-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3x). Вы-

ход 0.70 г (58%). Оранжевые кристаллы. Rf = 0.49 (ацетон/гексан 

1:1). Т.пл. 310–311 С (1,4-диоксан/EtOH). Найдено, %: C, 59.77; 

H, 4.36; N, 7.09. C20H17ClN2O5 (400.81). Вычислено, %: C, 59.93; 

H, 4.28; N, 6.99%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 2.20 (с, 3H, Me), 3.91 (с, 3H, OМe), 3.98 (с, 3H, OМe), 6.71 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 

7.20 (с, 1H, HAr), 7.24 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.36 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.51 (д, 4J 

= 2.1, 1H, HInd), 7.84 (с, 1H, HAr), 8.02 (д, 3J = 8.4, 1H, HInd), 12.28 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 
13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 27.7, 56.3, 56.6, 108.3, 109.4, 111.6, 115.0, 119.0, 121.4, 121.7, 

122.6, 124.0, 127.5, 134.7, 137.2, 140.6, 141.5, 149.3, 152.4, 197.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 402/400 (33/100) [М+], 371/369 (20/60), 340 (33), 326 (35), 312 (53), 301 (30), 

269 (23), 120 (28), 101 (37), 82 (57), 59 (38), 43 (63). ИК (KBr): νmax 3124, 1636, 1616, 1568, 

1512, 1456, 1440, 1428, 1352, 1344, 1280, 1264, 1236, 1220, 1164, 1052, 1012, 868 см-1. 

(3Е)-4-[2-(6-Нитро-1,3-бензодиоксол-5-ил)-6-хлор-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3y). 

Выход 0.68 г (59%). Красные кристаллы. Rf = 0.48 (ацетон/гексан 

1:1). Т.пл. 323–324 С (1,4-диоксан/EtOH). Найдено, %: C, 59.37; H, 

3.59; N, 7.13. C19H13ClN2O5 (384.77). Вычислено, %: C, 59.31; H, 

3.41; N, 7.28%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 

2.21 (с, 3H, Me), 6.37 (с, 2H, CH2), 6.75 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.24 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 

1H, HInd), 7.27 (c, 1H, HAr), 7.34 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.50 (д, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.88 (с, 
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1H, HAr), 8.03 (д, 3J = 8.7, 1H, HInd), 12.31 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-

d6, δ): 27.9, 104.0, 105.6, 109.5, 111.6 (2C), 121.1, 121.4, 121.8, 122.7, 123.9, 127.6, 134.3, 

137.1, 140.2, 143.3, 148.9, 151.4, 197.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 386/384 

(33/100) [М+], 341 (26), 310 (53), 295 (71), 284 (25), 237 (35), 201 (43), 178 (30), 163 (27), 97 

(31), 88 (29), 73 (29), 43 (53). ИК (KBr): νmax 3164, 1612, 1524, 1504, 1480, 1456, 1332, 1268, 

1252, 1236, 1116, 1036, 924, 800 см-1. 

(3Е)-4-[6-Метокси-2-(2-этокси-1-нафтил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (3z). Выход 0.91 

г (79%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. 116–117 С (EtOH/ацетон). Найде-

но, %: C, 78.17; H, 6.05; N, 3.46. C25H23NO3 (385.47). Вычислено, %: 

C, 77.90; H, 6.01; N, 3.63%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 1.16 (т, 3J = 6.9, 3H, Ме), 2.08 (с, 3H, Ме), 3.83 (с, 3H, OМе), 

4.19 (кв, 3J = 6.9, 2H, CH2), 6.67 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 6.88 (дд, 3J = 8.6, 4J = 2.1, 1H, HInd), 

6.92 (д, 4J = 2.1, 1 H, HInd), 7.19 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.23–7.28 (м, 1 H, HAr), 7.38–7.45 (м, 

2H, HAr), 7.63 (д, 3J = 9.0, 1H, HAr), 7.92 (д, 3J = 8.6, 1H, HInd), 7.95–8.01 (м, 1 H, HAr), 8.15 

(д, 3J = 9.0 Hz, 1H, HAr), 11.89 (с, 1 H, NH). Спектр ЯМР 13C (75 MHz, DMSO-d6, δ): 14.8, 

27.9, 55.3, 64.5, 95.1, 110.6, 110.7, 115.1, 119.6, 120.4, 121.0, 123.9, 124.2, 127.4, 128.2, 

128.3, 128.4, 131.4, 133.8, 136.7, 138.2, 138.6, 154.9, 156.2, 196.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 385 (1) [M+], 150 (5), 129 (5), 121 (7), 115 (8), 75 (10), 43 (100). ИК (KBr): νmax 

3234, 1603, 1575, 1456, 1262, 1160, 809 см-1. 

Соединения 5a-e [185], 5f [424] и 5g [425] получали арилированием соответствующих 

производных фурана солями 2-нитрофенилдиазония согласно опубликованным методам. 

Спектральные данные полученных веществ соответствуют опубликованным ранее.  

Синтез 2-ароил-5-(2-нитрофенил)фуранов 5h,i. 

К суспензии 5-(2-нитрофенил)фуран-2-карбоновой кислоты (5g) (20 г, 86 ммоль) в бензоле 

(для 5h) или толуоле (для 5i) (160 мл) при 0 С порциями добавляют PCl5 (22.1 г, 106 

ммоль). Смесь перемешивают при 45 С в течение 1 часа, после чего охлаждают до 0-5 С. 

К реакционной смеси небольшими порциями добавляют AlCl3 (16 г, 120 ммоль) таким об-

разом, чтобы температура смеси не превышала 5 С.Затем реакционную смесь нагревают 

до 45 С и перемешивают в течение 2–3 часов (степень конверсии 5g контролируют мето-

дом ТСХ). Смесь выливают в ледяную воду (500 мл), после чего добавляют 2–3 мл конц. 

HCl. Органический слой отделяют, растворитель отгоняют с водяным паром. Остаток очи-

щают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: CH2Cl2/петролейный эфир, 

1:4). 
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[5-(2-Нитрофенил)-2-фурил](фенил)метанон (5h). Выход 16.88 г (67%). Порошок беже-

вого цвета. Т.пл. 130–131 С (СH2Сl2/гексан); лит.: 129–130 С (MeOH) 

[28]. Найдено, %: C, 69.78; H, 3.53; N, 4.80. C17H11NO4 (293.27). Вычис-

лено, %: C, 69.62; H, 3.78; N, 4.78. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-

d6, δ, КССВ): 6.79 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.33 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.47–7.65 (м, 5H, HAr), 

7.77–7.81 (м, 2H, HAr), 7.94–7.97 (м, 2H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 293 

(5) [M+], 263 (11), 216 (17), 188 (70), 114 (45), 105 (100), 89 (66), 77 (88), 63 (35), 59 (89), 51 

(41), 42 (50). ИК (KBr): νmax 1636, 1535, 1459, 1363, 1284, 988, 832, 729 см-1. 

(4-Метилфенил)[5-(2-нитрофенил)-2-фурил]метанон (5i). Выход 18.48 г (70%). Поро-

шок бежевого цвета. Т.пл. 112–113 С (СH2Сl2/гексан). Найдено, %: C, 

70.08; H, 4.16; N, 4.59. C18H13NO4 (307.30). Вычислено, %: C, 70.35; H, 

4.26; N, 4.56. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.41 (с, 

3H, Ме), 6.78 (д, 3J = 3.6, 1H, НFur), 7.28 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.31 (д, 3J 

= 3.6, 1H, HFur), 7.47–7.52 (м, 1H, HAr), 7.59–7.64 (м, 1H, HAr), 7.75–7.76 (м, 1H, HAr), 7.77–

7.79 (м, 1H, HAr), 7.88 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 307 (10) 

[M+], 277 (22), 188 (57), 119 (100), 102 (17), 91 (63), 77 (18), 65 (42), 42 (26). ИК (KBr): νmax 

1636, 1534, 1459, 830, 755 см-1. 

Восстановление 5-(2-нитрофенил)фурфуролов и 5-(2-нитрофенил)-2-ацилфуранов в 

2-алкил-5-(2-нитрофенил)фураны 6a-h. 

К суспензии карбонильного соединения 5 (40 ммоль) и AlCl3 (9.58 г, 72 ммоль) в абсолют-

ном ТГФ (120 мл), охлаждённой до –10 °С, при перемешивании присыпают порциями 

NaBH4 (2.74 г, 72 ммоль). Реакционную смесь перемешивают при –5 °С в течение 30 ми-

нут, после чего кипятят в течение 2 часов (контроль за степенью конверсии 5 ведут с по-

мощью ТСХ). По окончании реакции раствор охлаждают и выливают в холодную воду 

(800 мл). Продукт экстрагируют этилацетатом (3×100 мл), объединенные органические 

фракции сушат безводным Na2SO4, кипятят с активированным углем, отфильтровывают, 

упаривают досуха при пониженном давлении.  

2-Метил-5-(2-нитрофенил)фуран (6а) [185]. Выход 7.80 г (96%). Светло-

жёлтое масло. Соединение 6а использовали для дальнейших превращений 

без дополнительной очистки. 

2-(2-Нитрофенил)-5-этилфуран (6b) [185]. Выход 8.34 г (96%). Светло-

жёлтое масло. Соединение 6b использовали для дальнейших превращений 

без дополнительной очистки. 
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2-Метил-5-(4-метил-2-нитрофенил)фуран (6с). Выход 8.34 г (96%). Жёлтые кристаллы. 

Т.пл. 52–53 °C (Et2O/гексан). Найдено, %: C, 66.42; H, 5.26; N, 6.15. 

C12H11NO3. Вычислено, %: C, 66.35; H, 5.10; N, 6.45. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.26 (с, 3H, Ме), 2.36 (с, 3H, Ме), 6.21 

(д, 3J = 3.3 Гц, 1H, HFur), 6.68 (д, 3J = 3.3 Гц, 1H, HFur), 7.47 (дд, 3J = 8.1, 4J = 0.9 Гц, 1H, 

HAr), 7.63 (д, 4J = 0.9 Гц, 1H, HAr), 7.64 (d, 3J = 8.1 Гц, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

DMSO-d6, δ): 13.3, 20.3, 108.3, 110.2, 120.2, 123.8, 127.9, 132.8, 138.8, 146.4, 146.5, 153.3. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 217 (26) [M+], 202 (36), 158 (34), 130 (42), 115 (21), 

103 (22), 91 (35), 77 (20), 63 (20), 51 (27), 43 (100). ИК (KBr): νmax 1523, 1366, 1035, 802см-1.  

2-Метил-5-(4-хлоро-2-нитрофенил)фуран (6d). Выход 9.03 г (95%). Жёлтые кристаллы. 

Т.пл. 77–78 °C (Et2O/гексан). Найдено, %: C, 55.37; H, 3.29; N, 5.78. 

C11H8ClNO3. Вычислено, %: C, 55.60; H, 3.39; N, 5.89. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.27 (с, 3H, Ме), 6.26 (д, 3J = 3.6 Гц, 1H, 

HFur), 6.81 (д, 3J = 3.6 Гц, 1H, HFur), 7.74 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1 Гц, 1H, HAr), 7.81 (d, 3J = 8.1 

Гц, 1H, HAr), 8.06 (д, 4J = 2.1 Гц, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.2, 

108.7, 111.6, 111.7, 121.3, 123.6, 129.3, 133.1, 145.2, 146.5, 154.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 237 (25) [M+], 222 (45), 178 (23), 150 (40), 128 (26), 75 (22), 63 (21), 51 (22), 43 

(100). ИК (KBr): νmax 1539, 1531, 1365, 1037, 802 см-1.  

2-(4-Метокси-2-нитрофенил)-5-метилфуран (6е) [185]. Выход 8.86 

г (95%). Светло-жёлтое масло. Соединение 6e использовали для даль-

нейших превращений без дополнительной очистки. 

5-(2-Нитро-4-хлорофенил)-2-этилфуран (6f). Выход 9.56 г (87%). 

Светло-жёлтое масло. Соединение 6f использовали для дальнейших 

превращений без дополнительной очистки. 

2-Бензил-5-(2-нитрофенил)фуран (6g) получают восстановлением 

5h. Выход 9.72 г (87%). Светло-жёлтое масло. Соединение 6g исполь-

зовали для дальнейших превращений без дополнительной очистки. 

2-(4-Метилбензил)-5-(2-нитрофенил)фуран (6h) получают вос-

становлением 5i. Выход 11.15 г (95%). Светло-жёлтое масло. 

Соединение 6h использовали для дальнейших превращений без 

дополнительной очистки. 
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Этиловый эфир 5-(2-нитрофенил)фуран-2-карбоновой кислоты (6i). Смесь кислоты 5g 

(3 г, 13 ммоль), этанола (20 мл) и конц. H2SO4 (0.5 мл) кипятят с об-

ратным холодильником в течение 48 часов. Реакционную смесь выли-

вают в холодную воду (200 мл) и нейтрализуют добавлением NaHCO3. 

Продукт экстрагируют хлористым метиленом (320 мл). Объединённые органические 

фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают досуха. Остаток очищают ко-

лоночной хроматографией на силикагеле (элюент: CH2Cl2/петролейный эфир, 1:4), полу-

чая продукт в виде белого порошка. Выход 2.34 г (69%). Т.пл. 81–82 С (СH2Сl2/гексан). 

Лит.: 79–80 С [22]. Найдено, %: C, 59.61; H, 4.12; N, 5.34. C13H11NO5 (261.23). Вычислено, 

%: C, 59.77; H, 4.24; N, 5.36. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.35 (т, 3J = 7.0, 

3H, Ме), 4.35 (кв, 3J = 7.0, 2H, CH2), 6.66 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.21 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 

7.46–7.51 (м, 1H, HAr), 7.58–7.64 (м, 1H, HAr), 7.74–7.80 (м, 2H, HAr) . Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 261 (17) [M+], 216 (55), 189 (83), 172 (40), 144 (48), 132 (38),116 (100), 103 

(65), 90 (88), 77 (97), 63 (59), 42 (60). ИК (KBr): νmax 1716, 1534, 1462, 1367, 1298, 1156, 

1012, 853, 826, 765 см-1. 

2-(2-Нитрофенил)фуран (6j). Смесь кислоты 5g (10 г, 43 ммоль), CuO (3.3 г) и хинолина 

(50 мл) нагревают при 170–180С в течение 20 минут. Смесь охлаждают до 

комнатной температуры и осторожно выливают в 6 М HCl (200 мл). Продукт 

экстрагируют хлористым метиленом (340 мл). Объединённые органические 

фракции промывают водой и сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают досуха 

при пониженном давлении. Cоединение 6j выделяют перегонкой при 168–172С (15 мм 

рт. ст.) в виде жёлто-зелёного масла, которое используют для дальнейших превращений 

без дополнительной очистки. 

Синтез метиловых эфиров 3-(5-арил-2-фурил)пропионовых кислот 6k,l. 

Метилиодид (5 мл, 80.3 ммоль) и кислоту 138 (18 ммоль) добавляют к суспензии KOH (4 

г, 71 ммоль) в ДМСО (70 мл). Реакционную смесь перемешивают при комнатной темпера-

туре в течение 20 минут, фильтруют; фильтрат выливают в воду (500 мл). Смесь подкис-

ляют до рН 5–6 добавлением 6 М HCl. Продукт экстрагируют хлористым метиленом 

(330 мл). Объединённые органические фракции промывают водой и сушат безводным 

Na2SO4. Растворитель упаривают досуха при пониженном давлении. Остаток очищают ко-

лоночной хроматографией на силикагеле (элюент: CH2Cl2/петролейный эфир, 1:4). Про-

дукт перекристаллизовывают из той же смеси с охлаждением ее в холодильнике. 
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Метиловый эфир 3-[5-(4-метил-2-нитрофенил)-2-фурил]пропионовой кислоты (6k). 

Выход 4.16 г (80%). Красный порошок. Т.пл. 46–47 С (CH2Cl2/ 

гексан). Найдено, %: C, 62.38; H, 5.28; N, 4.87. C15H15NO5 

(289.28). Вычислено, %: C, 62.28; H, 5.23; N, 4.84. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.39 (с, 3H, Me), 2.63–2.68 (м, 2Н, СН2), 2.95–3.00 (м, 2Н, 

СН2), 3.68 (с, 3Н, МеО), 6.11 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.49 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.33 (дд, 3J = 

8.4, 4J = 0.9, 1H, HAr), 7.43 (д, 4J = 0.9, 1H, HAr), 7.52 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 289 (76) [M+], 216 (72), 202 (96), 186 (57), 158 (53), 130 (72), 115 (65), 

91 (98), 77 (59), 65 (77), 55 (100), 42 (35). ИК (KBr): νmax  1740, 1540, 1444, 1196, 1164, 

800 см-1. 

Метиловый эфир 3-[5-(2-нитро-4-хлорфенил)-2-фурил]пропионовой кислоты (6l). 

Выход 4.23 г (76%). Красный порошок. Т.пл. 49–50 С (CH2Cl2/ 

гексан). Найдено, %: C, 54.58; H, 3.86; N, 4.53. C14H12ClNO5 

(309.70). Вычислено, %: C, 54.29; H, 3.91; N, 4.52. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.63–2.68 (м, 2Н, СН2), 2.95–3.00 (м, 2Н, СН2), 3.68 (с, 3Н, 

МеО), 6.12 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.55 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.48 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, 

HAr), 7.59 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.60 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 311/309 (6/18) [M+], 292 (18), 236 (64), 224 (100), 206 (67), 162 (50), 150 (82), 127 (63), 

115 (48), 59 (80), 42 (69). ИК (KBr): νmax  1736, 1560, 1548, 1444, 1200, 1168, 1120, 800 см-1. 

Синтез 2-гетарил-3-(2-ацилвинил)индолов 8 реакцией 2-(2-аминофенил)фуранов 1 с 

гетероароматическими альдегидами 7 проводили согласно методу Д для получения 

индолов 3. 

(3Е)-4-{2-[5-(4-Фторфенил)-2-фурил]-1Н-индол-3-ил}бут-3-ен-2-он (8а). Выход 0.77 г 

(74%). Оранжевые кристаллы. Т.пл. > 250 С (с разл.; EtOH/аце-

тон). Найдено, %: C, 76.67; H, 4.87; N, 4.24. C22H16FNO2 (345.37). 

Вычислено, %: C, 76.51; H, 4.67; N, 4.06%. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.39 (c, 3H, Me), 6.91 (д, 3J = 16.2, 1Н, 

=СН), 7.20 (д, 3J = 3.6, 1Н, HFur), 7.24 (д, 3J = 3.6, 1Н, HFur), 7.33–7.41(м, 2Н, НInd), 7.48–7.50 

(м, 3Н, НInd + 2НAr), 7.94–8.01 (м, 3Н, НInd + 2НAr), 8.40 (д, 3J = 16.2, 1Н, =СН), 12.21 (c, 1Н, 

NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 27.7, 108.2, 108.3, 112.0, 112.9, 116.1 (д, 2JCF 

= 22, 2С), 120.8, 121.5, 123.3, 123.7, 125.6, 126.0, 126.3 (д, 3JCF = 8, 2С), 131.9 (д, 4JCF =3), 

136.2, 137.3, 145.8, 153.3, 161.9 (д, 1JCF = 246), 197.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 345 (55) [M+], 302 (20), 272 (25), 165 (15), 123 (100), 95 (30), 59 (30), 43 (30). ИК (KBr): 

νmax 3248, 1616, 1572, 1452, 1280, 1232, 960 см-1.  
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(3Е)-4-{2-[5-(4-Нитрофенил)-2-фурил]-1Н-индол-3-ил}бут-3-ен-2-он (8b). Выход 0.77 г 

(69%). Красные кристаллы. Т.пл. > 250 С (с разл.; EtOH/аце-

тон). Найдено, %: C, 70.80; H, 4.40; N, 7.46. C22H16FNO2 (372.37) 

Вычислено, %: C, 70.96; H, 4.33; N, 7.52%. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.40 (с, 3H, Ме), 6.91 (д, 3J = 

16.2, 1H, =CH), 7.17–7.35 (м, 2H, HAr), 7.27 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.47–7.53 (м, 1H, HAr), 

7.57 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.93–8.03 (м, 2H, HAr), 8.07–8.17 (м, 1H, HAr), 8.29-8.34 (м, 2H, 

HAr), 8.36 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 12.30 (с, 1 H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, 

δ): 27.5, 109.2, 112.0, 112.5, 113.0, 120.9, 121.5, 123.8, 123.9, 124.2 (2C), 124.3 (2C), 125.5, 

131.0, 135.1, 136.0, 137.4, 146.0, 147.8, 151.7, 197.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

372 (95) [M+], 342 (80), 329 (100), 254 (45), 207 (55), 150 (60), 120 (35), 104 (25), 74 (40), 43 

(40). ИК (KBr): νmax 3416, 1624, 1568, 1430, 1332, 1232, 1168, 1000, 960 см-1.  

(3Е)-4-{2-[5-(4-Метил-2-нитрофенил)-2-фурил]-1Н-индол-3-ил}бут-3-ен-2-он (8с). Вы-

ход 0.75 г (65%). Красные кристаллы. Т.пл. 272–273 С (EtOH/ 

1,4-диоксан). Найдено, %: C, 71.67; H, 4.60; N, 7.22. C23H18N2O4 

(386.41). Вычислено, %: C, 71.49; H, 4.70; N, 7.25%. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.34 (с, 3H, Ме), 2.45 (с, 

3H, Ме), 6.85 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.00 (д, 3J = 3.9, 1H, HFur), 7.18–7.24 (м, 1H, HInd), 7.22 

(д, 3J = 3.9, 1H, HFur), 7.26–7.32 (м, 1H, HInd), 7.47–7.50 (м, 1H, HInd), 7.65 (дд, 3J = 8.1, 4J = 

1.8, 1H, HAr), 7.84 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.94 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 7.96–7.97 (м, 1H, HInd), 

8.20 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 12.20 (с, 1 H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 

20.4, 27.1, 108.9, 111.8, 112.2, 112.8, 119.7, 120.9, 121.6, 123.9, 124.2, 124.4, 125.5, 128.9, 

131.2, 133.4, 136.3, 137.4, 140.3, 146.8, 147.2, 149.0, 197.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 386 (100) [M+], 357 (22), 356 (55), 327 (20), 268 (24), 254 (23), 225 (23), 210 (26), 

184 (61), 182 (23), 167 (20), 166 (25), 154 (25), 101 (24), 43 (42). ИК (KBr): νmax 3287, 1626, 

1602, 1573, 1518, 1434, 1271, 1236 см-1.  

(3Е)-4-{2-[5-(2,4,6-Трихлорфенил)-2-фурил]-1Н-индол-3-ил}бут-3-ен-2-он (8d). Выход 

0.97 г (75%). Красные кристаллы. Т.пл. 276–277 С (EtOH/1,4-ди-

оксан). Найдено, %: C, 61.34; H, 3.26; N, 3.38. C22H14Cl3NO2 

(430.72). Вычислено, %: C, 61.35; H, 3.28; N, 3.25%. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.30 (с, 3H, Ме), 6.86 (д, 
3J = 16.2, 1H, =CH), 7.04 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.18–7.23 (м, 1H, HInd), 7.25–7.31 (м, 1H, 

HInd), 7.27 (д, 3J = 3.6 Hz, 1H, HFur), 7.47–7.49 (м, 1H, HInd), 7.93 (c, 2H, HAr), 7.96–7.98 (м, 1 

H, HInd), 8.27 (д, 3J = 15.6, 1H, =CH), 12.21 (с, 1 H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-
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d6, δ): 27.3, 108.8, 111.7, 112.2, 115.3, 120.9, 121.6, 123.8, 123.9, 125.5, 127.3, 128.7 (2 C), 

131.3, 135.5, 135.9 (2C), 136.3, 137.3, 146.9, 147.1, 197.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 435/433/431/429 (2/15/44/44) [M+], 322 (86), 288 (73), 209 (61), 207 (100), 178 (32), 101 

(38), 59 (52). ИК (KBr): νmax 3208, 1623, 1599, 1573, 1455, 1265, 1237, 735 см-1.  

(3Е)-4-[2-(5-Метил-2-фурил)-6-хлор-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (8е). Выход 0.72 г 

(80%). Коричневые кристаллы. Т.пл. 267–268 С (EtOH/ацетон). 

Найдено, %: C, 67.96; H, 4.61; N, 4.72. C17H14ClNO2 (299.76). 

Вычислено, %: C, 68.12; H, 4.71; N, 4.67%. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.34 (c, 3H, Me), 2.43 (с, 3H, Ме), 6.39 (д, 
3J = 3.3, 1H, HFur), 6.80 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 6.98 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.17 (дд, 3J = 8.4, 
4J = 2.1, 1H, HInd), 7.43 (д, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.93 (д, 3J = 8.7, 1H, HInd), 8.17 (д, 3J = 16.2, 1H, 

=CH), 12.17 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 27.4, 107.4, 108.8, 

111.4, 112.5, 121.5, 121.9, 123.5, 124.4, 127.7, 133.3, 135.9, 137.7, 144.2, 154.1, 197.4. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 301/299 (4/13) [M+], 221 (35), 193 (13), 178 (13), 96 (15), 43 

(100). ИК (KBr): νmax 3250, 1634, 1600, 1569, 1265, 1234, 1169, 1006, 959 см-1.  

2-[(5-{3-[(1Е)-3-Оксобут-1-ен-1-ил]-6-хлор-1Н-индол-2-ил}фуран-2-ил)метил]-1H-изо-

индол-1,3(2Н)-дион (8f). Выход 0.97 г (73%). Т.пл. > 250C 

(с разл., EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 67.62; H, 3.81; N, 

6.12. C25H17ClN2O4 (444.87). Вычислено, %: C, 67.50; H, 

3.85; N, 6.30%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 2.33 (с, 3H, Mе), 4.92 (c, 2H, CH2), 6.70 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.71 (д, 3J = 16.5, 1H, 

=СН), 7.01 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.16 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.43 (д, 4J = 2.1, 1H, 

HInd), 7.82–7.92 (м, 5H, HInd + 4HPhth), 8.11 (д, 3J = 16.5, 1H, =СН), 12.13 (с, 1H, NH). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 26.5, 34.3, 108.1, 110.9, 111.4, 112.0, 121.5, 122.0, 123.3 

(2С), 124.2, 124.7 (2С), 127.9, 131.5, 132.2, 134.5 (2С), 136.1, 137.7, 145.4, 151.4, 167.2 (2С), 

197.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 446/444 (15/44) [M+], 254 (35), 226 (12), 191 

(18), 160 (100), 104 (15), 76 (18), 59 (14), 43 (25). ИК (KBr): νmax 3186, 1612, 1540, 1452, 

1338, 1281, 1223, 769 см-1.  

(3Е)-4-[6-Метокси-2-(5-этил-2-фурил)-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (8g). Выход 0.70 г 

(76%). Т.пл. 169–170 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 74.02; H, 

6.13; N, 4.47. C19H19NO3 (309.36). Вычислено, %: C, 73.77; H, 

6.19; N, 4.53%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 

1.29 (т, 3J = 7.5, 3H, Mе), 2.32 (с, 3H, Mе), 2.77 (кв, 3J = 7.5, 2H, 

CH2), 3.81 (с, 3H, OMе), 6.36 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.76 (д, 3J = 16.2, 1H, =СН), 6.82 (дд, 3J = 
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8.7, 4J = 2.4, 1H, HInd), 6.90 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.91 (д, 4J = 2.4, 1H, HInd), 7.81 (д, 3J = 8.7, 

1H, HInd), 8.24 (д, 4J = 16.2, 1H, =СН), 11.85 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-

d6, δ): 12.0, 21.0, 27.2, 55.2, 95.1, 107.0, 107.8, 110.8, 111.0, 119.7, 121.4, 122.6, 132.0, 136.8, 

138.3, 144.8, 156.7, 158.7, 197.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 309 (100) [M+], 294 

(75), 266 (70), 238 (35), 210 (25), 101 (30), 57 (65), 43 (56). ИК (KBr): νmax 3220, 1600, 1570, 

1276, 1236, 1160, 1020, 960 см-1.  

(3Е)-4-(6-Метокси-2-{5-[4-(трифторметил)фенил]-2-фурил}-1Н-индол-3-ил)бут-3-ен-2-

он (8h). Выход 0.98 г (77%). Т.пл. > 250 С (с разл.; EtOH/ 

ацетон). Найдено, %: C, 67.97; H, 4.42; N, 3.36. C24H18F3NO3 

(425.40). Вычислено, %: C, 67.76; H, 4.26; N, 3.29%. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.38 (с, 3H, Mе), 

3.83 (с, 3H, ОMе), 6.86 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HInd), 6.86 (д, 3J = 16.2, 1H, =СН), 6.95 (д, 
4J = 2.1, 1H, HInd), 7.17 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.43 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.82–7.86 (м, 2H, 

HAr), 7.87 (д, 3J = 8.7, 1H, HInd), 8.05–8.14 (м, 2H, HAr), 8.34 (д, 3J = 16.2, 1H, =СН), 12.07 (с, 

1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 27.5, 55.2, 95.0, 109.1, 110.7, 111.2, 

112.1, 119.6, 121.6, 122.6, 123.4, 124.0 (кв, 1JCF = 271 Гц), 124.1 (2С), 125.9 (кв, 3JCF = 4, 2С), 

129.3, 130.7 (кв, 2JCF = 33), 136.0, 138.5, 147.1, 152.1, 157.1, 197.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 425 (100) [M+], 410 (44), 382 (48), 353 (45), 237 (15), 173 (10), 58 (15), 43 (12). 

ИК (KBr): νmax 3228, 1620, 1576, 1328, 1328, 1264, 1204, 1124, 1076, 960 см-1.  

(3Е)-4-[2-(2-Тиенил)-6-хлор-1Н-индол-3-ил]бут-3-ен-2-он (8i). Выход 0.68 г (75%). Жёл-

тые кристаллы. Т.пл. 237–238 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 63.65; 

H, 3.98; N, 4.64. C16H12ClNOS (301.80). Вычислено, %: C, 63.68; H, 

4.01; N, 4.64%. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.32 

(c, 3H, Ме), 6.87 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.21 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, 

HInd), 7.33 (дд, 3J = 5.1, 3J = 3.6, 1H, HTh), 7.47 (д, 4J = 2.1, 1H, HInd), 7.56 (дд, 3J = 3.6, 4J = 

1.2, 1H, HTh), 7.87 (дд, 3J = 5.1, 4J =1.2, 1H, HTh), 7.96 (д, 3J = 15.9Hz, 1H, =CH), 7.98 (д, 3J = 

8.7, 1H, HInd), 12.29 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 27.9, 108.7, 111.6, 

121.6, 121.9, 123.7, 124.5, 127.9, 128.5, 128.7, 129.4, 131.4, 135.3, 137.3, 137.5, 197.3. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 303/301 (2/7) [M+], 223 (55), 112 (40), 87 (14), 75 (15), 63 

(21), 43 (100). ИК (KBr): νmax 3258, 1628, 1602, 1263, 1238, 706 см-1.  

(1Е)-1-[2-(5-Нитро-2-тиенил)-1Н-индол-3-ил]пент-1-ен-3-он (8j). Выход 0.42 г (43%). 

Фиолетовые кристаллы. Т.пл. 227–228 С (EtOH/ ацетон). Найдено, %: C, 62.36; H, 4.19; N, 

8.50. C17H14N2O3S (326.38). Вычислено, %: C, 62.56; H, 4.32; N, 8.58%. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.06 (т, 3J = 7.4, 3H, Ме), 2.74 (кв, 3J = 7.4, 2H, CH2), 7.05 
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(д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.23–7.28 (м, 1H, HInd), 7.33-7.38 (м, 1H, HInd), 

7.51-7.53 (м, 1H, HInd), 7.60 (д, 3J = 4.5, 1H, HTh), 7.96 (д, 3J = 15.9, 

1H, =CH), 8.03–8.05 (м, 1H, HInd), 8.30 (д, 3J = 4.5, 1H, HTh), 12.47 (с, 

1 H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 8.2, 33.9, 111.8, 

112.4, 121.1, 121.9, 124.7, 124.8, 125.5, 127.2, 130.7, 132.6, 132.9, 137.4, 139.6, 150.9, 199.9. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 326 (60) [M+], 297 (100), 294 (69), 251 (65), 239 (50), 

235 (61), 222 (47), 208 (34), 178 (28), 59 (24). ИК (KBr): νmax 3240, 1627, 1612, 1452, 1423, 

1334, 1193, 813, 745, 730 см-1.  

2-(5-Метил-2-фурил)-5-хлоро-N-(4-нитробензилиден)анилин (9а). Анилин 1d (500 мг, 

2.4 ммоль) и п-нитробензальдегид (2d) (364 мг, 2.4 ммоль) раст-

воряют в уксусной кислоте (5 мл) и перемешивают при комнат-

ной температуре в течение 2 часов. Смесь охлаждают до 5–7 С, 

выпавший осадок отфильтровывают и перекристаллизовывают 

из ледяной уксусной кислоты. Продукт получают в виде красных кристаллов, плохая раст-

воримость которых препятствует записи спектров ЯМР. Выход 0.59 г (72%). Т.пл. 164–

165 С. Найдено, %: C, 63.36; H, 3.76; N, 8.07. C18H13ClN2O3 (340.77). Вычислено, %: C, 

63.44; H, 3.85; N, 8.22. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 342/340 (33/100) [M+], 

299/297 (17/51), 283/281 (14/42), 215 (16), 44 (19). ИК (KBr): νmax 3440, 1634, 1601, 1519, 

1103, 1021, 908, 859, 769, 735, 686 см-1.  

2-(5-Метил-2-фурил)-5-хлоро-N-(4-нитробензил)анилин (11). К раствору 9а (1.1 г, 3.2 

ммоль) в смеси этанола (20 мл) и 1,4-диоксана (10 мл) при ком-

натной температуре порциями добавляют NaBH4 (0.25 г, 6.4 

ммоль). Полученную смесь кипятят с обратным холодильником в 

течение 10 минут, выливают в воду (200 мл) и нейтрализуют до-

бавлением NH4Cl. Образовавшийся осадок отфильтровывают и 

очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: СН2Cl2/гексан, 1:3). Выход 

0.62 г (56%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. 99–100 С. Найдено, %: C, 63.28; H, 4.28; N, 8.14. 

C18H15ClN2O3 (342.78). Вычислено, %: C, 63.07; H, 4.41; N, 8.17. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.35 (с, 3 H, Ме), 4.52 (д, 3J = 3.9, 2H, CH2), 5.71 (уш. т, 3J = 3.9, 1H, 

NH), 6.09 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.45 (м, 2H, HAr + HFur), 6.71 (дд, 3J = 8.1, 4J = 2.1, 1H, HAr), 

7.34 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 7.53 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 8.21 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, CDCl3, δ): 13.7, 47.2, 107.5, 108.1, 111.2, 115.1, 117.6, 123.9 (2 C), 127.5 (2 C), 

128.6, 134.3, 144.5, 146.5, 147.2, 150.5, 151.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

344/342 (33/100) [M+], 274/272 (19/57), 220 (56), 143 (90), 115 (63), 89 (83), 45 (46).  
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Получение индоло[3,2-c]хинолинов 12 восстановительной циклизацией 3-(2-ацетил-

винил)-2-(2-нитрофенил)индолов 3. 

Смесь 3-(2-ацетилвинил)-2-(2-нитрофенил)индола 3 (1.6 ммоль), порошкообразного желе-

за (1.79 г, 32 ммоль) и AcOH (25 мл) кипятят с обратным холодильником до растворения 

железа (~ 5 минут). Реакционную смесь выливают в воду (200 мл) и нейтрализуют добав-

лением NaHCO3. Образующийся осадок отфильтровывают. Водный слой экстрагируют 

этилацетатом (350 мл); осадок экстрагируют 1,4-диоксаном (450 мл). Объединённые 

экстракты сушат Na2SO4, обрабатывают активированным углем и упаривают досуха при 

пониженном давлении. Продукты очищают перекристаллизацией. 

11Н-Индоло[3,2-c]хинолин (12а). Выход 0.30 г (86%). Бесцветные кристаллы. Rf = 0.61 

(ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 320 С (субл., 1,4-диоксан). Лит.: 

342 С (субл., водн. MeOH) [305], 336–337 С (MeCN) [278], 316–318 С 

[280], 300 С (EtOH/петролейный эфир) [279,291], 280 С [302]. Найдено, 

%: C, 82.60; H, 4.70; N, 12.80. C15H10N2 (218.25). Вычислено, %: C, 82.55; H, 4.62; N, 12.83. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 7.32–7.37 (м, 1H, HAr), 7.48–7.53 (м, 1H, 

HAr), 7.67–7.78 (м, 3H, HAr), 8.13–8.16 (м, 1H, HAr), 8.31–8.34 (м, 1H, HAr), 8.52–8.55 (м, 1H, 

HAr), 9.61 (с, 1H, H-6), 12.75 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 

111.9, 114.3, 117.0, 120.1, 120.6, 121.9, 122.1, 125.6, 125.7, 128.1, 129.2, 138.8, 139.9, 144.6, 

145.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 218 (100) [M+], 190 (18), 108 (21), 101 (19), 90 

(11), 59 (15), 43 (68). ИК (KBr): νmax 3116, 1628, 1596, 1572, 1512, 1504, 1456, 1364, 1336, 

1284, 1264, 1236, 1216, 1156, 932, 764, 744, 732 см-1. 

3-Метокси-11Н-индоло[3,2-c]хинолин (12b). Выход 0.29 г (74%). Бесцветные кристаллы. 

Rf = 0.60 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 300 С (субл., 1,4-ди-

оксан). Найдено, %: C, 77.20; H, 4.72; N, 11.14. C16H12N2O (248.28). 

Вычислено, %: C, 77.40; H, 4.87; N, 11.28. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 3.98 (с, 3Н, ОМе), 7.30–7.35 (м, 1H, HAr), 7.37 (дд, 3J = 9.0, 4J = 

3.0, 1H, H-2), 7.46–7.52 (м, 1H, HAr), 7.70–7.73 (м, 1H, HAr), 7.97 (д, 4J = 3.0, 1H, Н-4), 8.04 

(д, 3J = 9.0, 1Н, Н-1), 8.28–8.31 (м, 1H, HAr), 9.45 (с, 1H, H-6), 12.57 (уш. с, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 55.5, 101.3, 111.8, 114.3, 117.7, 119.4, 120.1, 

120.4, 121.9, 125.5, 131.0, 138.8, 139.5, 141.0, 142.2, 156.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 248 (96) [M+], 233 (49), 217 (15), 205 (100), 177 (34), 128 (30), 101 (42), 76 (33), 43 

(21). ИК (KBr): νmax 3121, 1632, 1600, 1572, 1520, 1468, 1368, 1336, 1280, 1240, 1204, 1172, 

1132, 1028, 948, 856, 816, 744 см-1. 
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2,3-Диметокси-11Н-индоло[3,2-c]хинолин (12с). Выход 0.35 г (79%). Белые кристаллы. 

Rf = 0.48 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 320–321 С (1,4-диок-

сан/этанол). Найдено, %: C, 73.54; H, 5.22; N, 10.05. C17H14N2O2 

(278.31). Вычислено, %: C, 73.37; H, 5.07; N, 10.07. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 3.95 (с, 3H, OMe), 4.00 (с, 3H, OMe), 7.27-7.32 (м, 1H, HAr), 

7.42–7.48 (м, 1H, HAr), 7.54 (с, 1H, H-4), 7.66–7.69 (м, 1H, HAr), 7.93 (с, 1H, H-1), 8.23–8.25 

(м, 1H, HAr), 9.39 (с, 1H, H-6), 12.36 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, 

δ): 55.5, 55.7, 101.2, 109.2, 111.0, 111.5, 113.5, 119.8, 120.2, 122.0, 125.1, 138.7, 139.7, 142.0, 

142.1, 148.7, 150.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 278 (100) [M+], 235 (38), 220 

(22), 205 (47), 192 (26), 164 (21), 139 (25), 59 (17), 43 (24). ИК (KBr): νmax 3119, 1628, 1511, 

1491, 1466, 1423, 1339, 1303, 1263, 1238, 1218, 1195, 1181, 1110, 835, 743 см-1. 

9-Метил-11Н-индоло[3,2-c]хинолин (12d). Выход 0.27 г (73%). Бежевые кристаллы. 

Rf = 0.63 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 310 С (субл., 1,4-диок-

сан). Найдено, %: C, 82.98; H, 5.38; N, 11.87. C16H12N2 (232.28). Вы-

числено, %: C, 82.73; H, 5.21; N, 12.06. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.53 (c, 3H, Me), 7.17 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1H, H-8), 7.50 (д, 4J = 1.2, 

1H, H-10), 7.65–7.76 (м, 2H, HAr), 8.11–8.14 (м, 1H, HAr), 8.18 (д, 3J = 8.1, 1H, H-7), 8.49–

8.52 (м, 1H, HAr), 9.55 (с, 1H, H-6), 12.62 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

DMSO-d6, δ): 55.5, 55.7, 101.2, 109.2, 111.0, 111.5, 113.5, 119.8, 120.2, 122.0, 125.1, 138.7, 

139.7, 142.0, 142.1, 148.7, 150.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 278 (100) [M+], 235 

(38), 220 (22), 205 (47), 192 (26), 164 (21), 139 (25), 59 (17), 43 (24). ИК (KBr): νmax 3119, 

1628, 1511, 1491, 1466, 1423, 1339, 1303, 1263, 1238, 1218, 1195, 1181, 1110, 835, 743 см-1. 

Спектральные данные согласуются с данными, приведенными в работе [279]. 

9-Метил-2,3-диметокси-11Н-индоло[3,2-c]хинолин (12е). Выход 0.36 г (78%). Белые 

кристаллы. Rf = 0.48 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 161–

162 С (ДМФА/EtOH). Найдено, %: C, 73.85; H, 5.72; N, 9.88. 

C18H16N2O2 (292.33). Вычислено, %: C, 73.96; H, 5.52; N, 9.58. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.50 (c, 3H, Me), 3.93 (c, 3H, OMe), 3.99 

(c, 3H, OMe), 7.09 (д, 3J = 7.8, 1H, HAr), 7.45 (с, 1H, HAr), 7.52 (c, 1H, HAr), 7.90 (c, 1H, HAr), 

8.08 (д, 3J = 7.8 Hz, 1H, HAr), 9.33 (с, 1H, H-6), 12.24 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, DMSO-d6, δ): 21.6, 55.5, 55.7, 101.1, 109.2, 111.2, 111.5, 113.7, 119.5, 119.8, 121.8, 

134.7, 139.2, 139.7, 141.8, 141.9, 148.6, 150.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 292 

(100) [M+], 277 (21), 249 (31), 235 (21), 231 (20), 219 (20), 206 (63), 146 (21), 59 (28), 43 (32). 
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ИК (KBr): νmax 3157, 1632, 1576, 1513, 1493, 1462, 1435, 1366, 1302, 1262, 1243, 1215, 1196, 

1185, 1121, 993, 849, 804 см-1. 

10-Метил-2,3-дигидро-12Н-[1,4]диоксино[2,3-g]индоло[3,2-c]хинолин (12f). Выход 0.32 

г (70%). Белые кристаллы. Rf = 0.60 (ацетон/бензол/аммиак 8:8:1). 

Т.пл. 380 С (с разл., ДМФА/1,4-диоксан). Найдено, %: C, 74.36; 

H, 5.01; N, 9.50. C18H14N2O2 (290.32). Вычислено, %: C, 74.47; H, 

4.86; N, 9.65. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.51 (с, 3H, Me), 4.40 (уш. с, 

4H, OCH2CH2O), 7.12 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1H, H-9), 7.42 (д, 4J = 1.2, 1H, H-11), 7.49 (с, 1H, 

H-5), 7.89 (c, 1H, H-13), 8.09 (д, 3J = 8.1, 1H, H-8), 9.31 (с, 1H, H-7), 12.22 (уш. с, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 21.6, 64.2, 64.3, 106.7, 111.5, 112.2, 113.1, 114.5, 

119.4, 119.8, 121.8, 134.6, 138.9, 139.1, 141.5, 142.9, 143.3, 145.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 290 (70) [M+], 234 (15), 206 (100), 152 (21), 145 (22), 138 (33), 59 (83) 55 (84), 

43 (54). ИК (KBr): νmax 3128, 1633, 1598, 1570, 1510, 1474, 1365, 1342, 1288, 1253, 1187, 

1139, 1068, 931, 913, 900, 869, 807 см-1. 

9-Метил-2-хлор-11Н-индоло[3,2-c]хинолин (12g). Выход 0.34 г (79%). Бежевые кристал-

лы. Rf = 0.63 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 330 С (субл., 

ДМФА/EtOH). Найдено, %: C, 72.26; H, 4.36; N, 10.30. C16H11ClN2 

(266.72). Вычислено, %: C, 72.05; H, 4.16; N, 10.50. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.53 (c, 3H, Me), 7.18 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.5, 1H, H-8), 7.51 

(д, 4J = 1.5, 1H, H-10), 7.71 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.4, 1H, H-3), 8.13 (д, 3J = 9.0, 1H, H-4), 8.19 (д, 
3J = 8.1, 1H, H-7), 8.61 (д, 4J = 2.4, 1H, H-1), 9.56 (с, 1H, H-6), 12.60 (уш. с, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 21.6, 111.8, 114.9, 117.9, 119.3, 120.0, 121.1, 

122.4, 128.0, 129.8, 131.6, 135.7, 138.6, 139.3, 143.6, 145.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 268/266 (33/100) [M+], 203 (13), 134 (11), 115 (12), 43 (27). ИК (KBr): νmax 3120, 

1629, 1618, 1592, 1566, 1506, 1466, 1453, 1361, 1335, 1284, 1260, 1237, 1209, 1139, 1084, 

867, 822, 805 см-1. 

2-Бромо-9-метил-11Н-индоло[3,2-c]хинолин (12h). Выход 0.38 г (76%). Бежевые крис-

таллы. Rf = 0.63 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 292–293 С 

(ДМФА/EtOH). Найдено, %: C, 61.96; H, 3.64; N, 8.92. C16H11BrN2 

(311.18). Вычислено, %: C, 61.76; H, 3.56; N, 9.00. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.54 (c, 3H, Me), 7.20 (дд, 3J = 8.1, 4J = 2.1, 1H, H-8), 7.51 

(д, 4J = 2.1, 1H, H-10), 7.82 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.4, 1H, H-3), 8.06 (д, 3J = 9.0, 1H, H-4), 8.19 (д, 
3J = 8.1, 1H, H-7), 8.78 (д, 4J = 2.4, 1H, H-1), 9.58 (с, 1H, H-6), 12.59 (уш. с, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 21.6, 111.7, 114.9, 118.2, 118.4, 119.3, 119.9, 
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122.4, 124.3, 130.5, 131.7, 135.6, 138.4, 139.3, 143.7, 145.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 312/310 (98/100) [M+], 229 (21), 204 (14), 155 (17), 116 (13), 102 (13), 88 (14), 59 

(44), 55 (32), 43 (18). ИК (KBr): νmax 3084, 1613, 1590, 1567, 1504, 1465, 1361, 1334, 1208, 

1140, 1066, 865, 819, 804 см-1. 

9-Метил-4-метокси-11Н-индоло[3,2-c]хинолин-3-ол (12i). Выход 0.29 г (65%). Жёлтые 

кристаллы. Т.пл. 201–202 С (EtOAc/гексан). Найдено, %: C, 

73.54; H, 5.22; N, 10.01. C17H14N2O2 (278.31). Вычислено, %: C, 

73.37; H, 5.07; N, 10.07. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 2.51 (с, 3H, Me), 4.04 (с, 3H, OМе), 7.10 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1H, H-8), 7.31 (д, 3J = 

8.7, 1H, H-2), 7.44 (д, 4J = 1.2 Гц, 1H, H-10), 8.09 (д, 3J = 8.1, 1H, H-7), 8.11 (д, 3J = 8.7, 1H, 

H-1), 9.43 (с, 1H, H-6); 9.45 (уш. с, 1H, OH); 12.32 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, DMSO-d6, δ): 21.5, 60.9, 111.5, 111.7, 112.8, 117.4, 117.7, 119.3, 119.8, 121.9, 134.5, 

139.1, 140.5, 140.8, 141.5, 143.5, 148.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 278 (100) 

[M+], 260 (40), 232 (41), 77 (24), 59 (57), 43 (52). ИК (KBr): νmax 3056, 2929, 1628, 1571, 

1463, 1407, 1374, 1337, 1296, 1228, 1144, 1038, 1006, 803 см-1. 

9-Хлор-11Н-индоло[3,2-c]хинолин (12j). Выход 0.30 г (75%). Бесцветные кристаллы. Rf = 

0.58 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 325 С (субл., 1,4-диоксан). 

Найдено, %: C, 71.48; H, 3.71; N, 11.08. C15H9ClN2 (252.70). Вычисле-

но, %: C, 71.30; H, 3.59; N, 11.09. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-

d6, δ, КССВ): 7.37 (дд, 3J = 8.4, 4J = 1.8, 1H, H-8), 7.69-7.80 (м, 2H, HAr), 7.74 (д, 4J = 1.8, 1H, 

H-10), 8.13–8.16 (м, 1H, HAr), 8.35 (д, 3J = 8.4 Hz, 1H, H-7), 8.50–8.53 (м, 1H, HAr), 9.60 (с, 

1H, H-6), 12.82 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 111.4, 113.8, 

116.9, 120.7, 120.8, 121.4, 122.0, 125.8, 128.2, 129.5, 129.8, 139.3, 140.3, 144.7, 145.5. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 254/252 (33/100) [M+], 217 (42), 190 (26), 163 (16), 126 

(69), 59 (27), 43 (40). ИК (KBr): νmax 3180, 1592, 1568, 1512, 1436, 1332, 1236, 1216, 936, 

804, 756 см-1. 

2,3-Диметокси-9-хлор-11Н-индоло[3,2-c]хинолин (12k). Выход 0.385 г (77%). Бежевые 

кристаллы. Rf = 0.55 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 309–

310 С (ацетон/гексан). Лит.: 260–261 С [292]. Найдено, %: C, 

65.26; H, 4.32; N, 8.98. C15H9ClN2 (312.75). Вычислено, %: C, 

65.29; H, 4.19; N, 8.96. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 3.95 (с, 3H, OMe), 

3.99 (с, 3H, OMe), 7.31 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, H-8), 7.53 (с, 1H, H-4), 7.70 (д, 4J = 2.1, 1H, 

H-10), 7.91 (с, 1H, H-1), 8.26 (д, 3J = 8.4 Hz, 1H, H-7), 9.40 (с, 1H, H-6), 12.54 (уш. с, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 55.5, 55.7, 101.1, 109.1, 110.9, 111.2, 113.0, 
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120.4, 121.0, 121.1, 129.5, 139.3, 140.3, 142.1(2C), 148.8, 150.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 314/312 (33/100) [M+], 271/269 (10/30), 239 (16), 226 (36), 59 (16), 43 (37). ИК 

(KBr): νmax 3170, 1636, 1568, 1508, 1484, 1424, 1356, 1292, 1264, 1244, 1184, 1124, 1064, 

1056, 940, 872, 824, 804 см-1. 

9-Хлор-11Н-[1,3]диоксоло[4,5-g]индоло[3,2-c]хинолин (12l). Выход 0.34 г (72%). Беже-

вые кристаллы. Rf = 0.63 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.разл. 

375 С (ДМФА/EtOH). Найдено, %: C, 64.82; H, 3.03; N, 9.32. 

C16H9ClN2О2 (296.71). Вычислено, %: C, 64.77; H, 3.06; N, 9.44. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 6.22 (с, 2H, OCH2O), 7.34 (дд, 3J = 8.4, 4J 

= 2.1, 1H, H-8), 7.50 (с, 1H, H-4), 7.69 (д, 4J = 2.1, 1H, H-10), 7.86 (с, 1H, H-12), 8.27 (д, 3J = 

8.4, 1H, H-7), 9.42 (с, 1H, H-6), 12.59 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, 

δ): 98.0, 102.0, 106.1, 111.3, 112.1, 113.3, 120.7 (3C), 121.4, 129.9, 139.3, 140.9, 141.8, 146.9, 

148.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 298/296 (33/100) [M+], 205/203 (12/36), 176 

(13), 101 (17), 88 (33), 59 (39), 43 (52). ИК (KBr): νmax 3116, 1608, 1524, 1468, 1372, 1256, 

1244, 1180, 1036, 936, 844 см-1. 

Метилирование индоло[3,2-c]хинолинов 12. Синтез изокриптолепина (13а) и его 

производных. 

К раствору соединения 12 (3.7 ммоль) в нитробензоле (30 мл) добавляют МeI (10 мл). Ре-

акционную смесь перемешивают при 80 С в течение 2 часов, после чего охлаждают до 

комнатной температуры. Выпавший осадок отфильтровывают, промывают на фильтре ди-

этиловым эфиром и растворяют в кипящей воде (300 мл). К кипящему раствору добавля-

ют водный раствор аммиака (80 мл), смесь кипятят в течение 10 минут, после чего охлаж-

дают до комнатной температуры. Осадок отфильтровывают и перекристаллизовывают из 

указанного растворителя. 

5-Метил-5Н-индоло[3,2-c]хинолин (изокриптолепин, 13а). Выход 0.65 г (76%). Жёлтые 

кристаллы. Rf = 0.48 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 201–202 С 

(C6H6). Лит.: 191-193 С (CHCl3/гексан) [426], 195 С (C6H6) [305]. Най-

дено, %: C, 71.96; H, 6.00; N, 10.41. C16H12N22H2О (268.31). Вычислено, 

%: C, 71.62; H, 6.01; N, 10.44. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 3.78 (c, 3H, 

Me), 7.13–7.19 (м, 1H, HAr), 7.36-7.52 (м, 4H, HAr), 7.70–7.73 (м, 1H, HAr), 7.87–7.90 (м, 1H, 

HAr), 7.92 (с, 1H, H-6), 8.73-8.76 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 42.5, 

116.1, 117.5, 119.2, 119.3, 120.7, 121.4, 125.1, 125.2, 125.5, 126.5, 129.4, 135.4, 135.6, 153.9, 

155.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 232 (100) [M+], 217 (32), 204 (12), 190 (22), 
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116 (35), 101 (43), 59 (68), 43 (40). ИК (KBr): νmax 3406, 1636, 1596, 1453, 1443, 1351, 1315, 

1222, 1118, 743 см-1. 

5-Метил-2,3-диметокси-5Н-индоло[3,2-c]хинолин (13b). Выход 0.91 г (75%). Жёлтые 

кристаллы. Rf = 0.18 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Найдено, %: C, 

65.80; H, 5.87; N, 8.40. C18H16N2O22H2О (328.36). Вычислено, %: C, 

65.84; H, 6.14; N, 8.53. Т.пл. 279–280 С (ДМФА/EtOH). Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 4.00 (c, 3H, OMe), 4.01 (c, 3H, OMe), 4.22 (c, 3H, 

NMe), 7.15–7.20 (м, 1H, HAr), 7.34 (c, 1H, H-4), 7.35–7.41 (м, 1H, HAr), 7.70–7.73 (м, 1H, 

HAr), 8.03–8.06 (м, 1H, HAr), 8.08 (с, 1H, H-1), 9.14 (с, 1H, H-6). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

DMSO-d6, δ): 42.2, 55.7, 56.0, 99.5, 103.5, 114.9, 115.6, 117.8, 118.9, 119.4, 125.2, 125.4, 

130.9, 136.2, 147.8, 151.0, 152.3, 154.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 292 (100) 

[M+], 265 (10), 250 (10), 146 (23), 115 (26), 57 (12), 43 (25). ИК (KBr): νmax 3442, 1639, 1598, 

1509, 1475, 1461, 1440, 1426, 1354, 1275, 1227, 1060, 734 см-1. 

5,9-Диметил-5Н-индоло[3,2-c]хинолин (13с). Выход 0.775 г (85%). Жёлтые кристаллы. 

Rf = 0.49 (ацетон/бензол/аммиак, 8:8:1). Т.пл. 272–273 С (CH2Cl2/ 

C6H6/гексан). Лит.: 259–260 С [279]. Найдено, %: C, 82.85; H, 5.92; 

N, 11.21. C17H14N2 (246.31). Вычислено, %: C, 82.90; H, 5.73; N, 11.37. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.51 (с, 3H, Me), 4.25 (с, 3H, NMe), 7.09 

(дд, 3J = 7.8, 4J = 1.2, 1H, H-8), 7.59 (д, 4J = 1.2, 1H, H-10), 7.67–7.72 (m, 1H, HAr), 7.80–7.86 

(м, 1H, HAr), 7.99 (д, 3J = 7.8, 1H, H-7), 8.03–8.06 (м, 1H, HAr), 8.73–8.77 (м, 1H, HAr), 9.28 (с, 

1H, H-6). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 21.9, 42.2, 116.2, 117.5, 118.3, 119.2, 

120.7, 121.5, 123.0, 123.9, 125.1, 129.3, 134.9, 135.4, 137.7, 152.3, 154.3. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 246 (100) [M+], 231 (13), 43 (18). ИК (KBr): νmax 3442, 1641, 1601, 1484, 

1451, 1423, 1396, 1367, 1351, 1312, 1241, 1228, 1126, 1067, 806, 752 см-1. 

5,9-Диметил-2,3-диметокси-5Н-индоло[3,2-c]хинолин (13d). Выход 1.04 г (82%). Жёл-

тые кристаллы. Rf = 0.20 (ацетон/бензол/аммиак 8:8:1). Т.пл. 

252–253 С (CH2Cl2/C6H6/гексан). Найдено, %: C, 66.78; H, 6.26; 

N, 8.42. C19H18N2O22H2O (342.39). Вычислено, %: C, 66.65; H, 

6.48; N, 8.18. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.51 (c, 3H, Me), 4.01 (c, 3H, 

OMe), 4.04 (c, 3H, OMe), 4.30 (c, 3H, NMe), 7.10 (дд, 3J = 7.8, 4J = 1.2, 1H, H-8), 7.43 (с, 1H, 

H-4), 7.54 (д, 4J = 1.2, 1H, H-10), 7.98 (д, 3J = 7.8, 1H, H-7), 8.09 (с, 1H, H-1), 9.30 (с, 1H, H-

6). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 21.8, 42.8, 55.9, 56.2, 99.6, 103.2, 113.6, 114.9, 

116.4, 119.4 (2C), 121.6, 121.8, 131.3 (2C), 135.5, 136.8, 148.4, 151.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 
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эВ, m/z, Iотн., %): 306 (100) [M+], 264 (12), 178 (22), 142 (18), 115 (12), 64 (13), 57 (18), 43 

(36). ИК (KBr): νmax 3443, 1639, 1605, 1512, 1463, 1432, 1350, 1286, 1240, 1211, 1129, 1060, 

810 см-1. 

2-Бромо-5,9-диметил-5Н-индоло[3,2-c]хинолин (13e). Выход 0.93 г (77%). Жёлтые крис-

таллы. Rf = 0.58 (ацетон/бензол/аммиак 8:8:1). Т.пл. 292–293 С 

(ацетон). Найдено, %: C, 62.62; H, 4.20; N, 8.47. C17H13BrN2 (325.20). 

Вычислено, %: C, 62.79; H, 4.03; N, 8.61. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.51 (с, 3H, Me), 4.22 (с, 3H, NMe), 7.09 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1H, H-

8), 7.59 (д, 4J = 1.2, 1H, H-10), 7.93 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.4, 1H, H-3), 7.97 (д, 3J = 8.1, 1H, H-7), 

7.99 (д, 3J = 9.0, 1H, H-4), 8.81 (д, 4J = 2.4, 1H, H-1), 9.24 (с, 1H, H-6). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, DMSO-d6, δ): 21.9, 42.1, 116.8, 117.7, 118.8, 119.3, 120.1, 121.7, 122.3, 123.1, 125.7, 

131.5, 134.2, 135.1, 137.7, 151.5, 155.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 326/324 

(100/100) [M+], 309 (12), 245 (15), 229 (23), 163 (13), 43 (23). ИК (KBr): νmax 3269, 1639, 

1613, 1597, 1484, 1446, 1430, 1411, 1363, 1348, 1310, 1241, 1223, 1161, 1120, 1083, 1066, 

805, 786 см-1. 

5-Метил-2,3-диметокси-9-хлор-5Н-индоло[3,2-c]хинолин (13f). Выход 0.99 г (74%). 

Жёлтые кристаллы. Rf = 0.39 (ацетон/бензол/аммиак 8:8:1). Т.пл. 

270–271 С (1,4-диоксан/EtOH). Найдено, %: C, 59.43; H, 4.98; N, 

7.60. C18H15ClN2O22H2O (362.81). Вычислено, %: C, 59.59; H, 

5.28; N, 7.72. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 4.00 (с, 3H, OMe), 4.01 (с, 

3H, OMe), 4.23 (с, 3H, NMe), 7.16 (дд, 3J = 8.1 Hz, 4J = 2.1, 1H, H-8), 7.36 (с, 1H, H-4), 7.70 

(д, 4J = 2.1 Hz, 1H, H-10), 8.03 (д, 3J = 8.1, 1H, H-7), 8.05 (с, 1H, H-1), 9.19 (с, 1H, H-6). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 42.4, 55.7, 56.0, 99.5, 103.4, 114.9, 115.0, 117.2, 

118.6, 120.5, 124.2, 129.4, 130.9, 136.7, 148.0, 151.2, 153.6, 155.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 328/326 (33/100) [M+], 283 (16), 268 (10), 240 (10), 43 (26). ИК (KBr): νmax 

3384, 1641, 1594, 1509, 1460, 1413, 1351, 1276, 1226, 1056, 855 см-1. 

Деацилвинилирование 3-(2-ацетилвинил)-2-(3,4-диметоксифенил)-6-хлориндола 3s. 

Синтез 2-(3,4-диметоксифенил)-6-хлориндола 14a. 

Метод А. Смесь индола 3s (0.712 г, 2 ммоль), PhNHNH2HCl (0.347 г, 2.4 ммоль) и ДМФА 

(6 мл) кипятят в течение 2 минут (степень конверсии 3 контролируют с помощью ТСХ). 

Реакционную смесь выливают в воду (100 мл) и экстрагируют дихлорметаном (3×20 мл). 

Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4, растворитель упаривают 

при пониженном давлении. Продукт 14а очищают колоночной хроматографией, исполь-
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зуя в качестве элюента смесь CH2Cl2/петролейный эфир (1:6), и перекристаллизовывают 

из смеси CH2Cl2/петролейный эфир. Выход 0.46 г (80%). 

Метод Б. Смесь индола 3s (0.575 г, 2 ммоль), PhNHNH2HCl (0.29 г, 2 ммоль) и N,N-

диметилацетамида (6 мл) кипятят в течение 2 минут (контроль ТСХ). Реакционную смесь 

выливают в воду (50 мл) и экстрагируют дихлорметаном (3×20 мл). Далее обрабатывают 

так, как описано в Методе А. Выход 0.437 г (76%). 

Метод В. Смесь индола 3s (0.575 г, 2 ммоль), PhNHNH2HCl (0.29 г, 2 ммоль) и PhNO2 (5 

мл) кипятят в течение 5 минут (контроль ТСХ). Реакционную смесь выливают в воду (50 

мл), нитробензол отгоняют с водяным паром. Продукт экстрагируют дихлорметаном 

(3×20 мл). Далее обрабатывают так, как описано в Методе А. Выход 0.39 г (68%). 

Метод Г. Смесь индола 3s (0.575 г, 2 ммоль), PhNHNH2HCl (0.29 г, 2 ммоль) и ДМСО (5 

мл) кипятят в течение 20 минут (контроль ТСХ). Реакционную смесь выливают в воду (50 

мл) и экстрагируют дихлорметаном (3×20 мл). Далее обрабатывают так, как описано в 

Методе А. Выход 0.173 г (30%).  

Метод Д. Смесь индола 3s (0.575 г, 2 ммоль), PhNHNH2HCl (0.29 г, 2 ммоль) и 1,4-

диоксана (15 мл) кипятят в течение 2.5 часов (контроль ТСХ). Реакционную смесь 

выливают в воду (50 мл) и экстрагируют дихлорметаном (3×20 мл). Далее обрабатывают 

так, как описано в Методе А. Выход 0.345 г (60%). 

Метод Е. Смесь индола 3s (0.575 г, 2 ммоль), PhNHNH2HCl (0.29 г, 2 ммоль) и HCOOH 

(10 мл) кипятят в течение 7 минут (контроль ТСХ). Реакционную смесь выливают в воду 

(50 мл) и экстрагируют дихлорметаном (3×20 мл). Далее обрабатывают так, как описано в 

Методе А. Выход 0.31 г (54%). 

Приведённые выходы соединений 14 относятся к результатам, полученным по Методу А. 

2-(3,4-Диметоксифенил)-6-хлор-1Н-индол (14а). Выход 0.46 г (80%). Бесцветные крис-

таллы. Т.пл. 153–154 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, 

%: C, 67.01; H, 5.01; N, 5.04. C16H14ClNO2 (287.74). Вычислено, 

%: C, 66.79; H, 4.90; N, 4.87. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 3.92 (с, 1H, 

ОMе), 3.96 (с, 1H, ОMе), 6.68 (уш. с, 1H, H-3), 6.92 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 7.07 (дд, 3J = 8.4, 
4J = 1.8, 1H, H-5), 7.15 (с, 1H, H-2), 7.17 (д, 3J = 8.1, 1Н, HAr), 7.35 (д, 4J = 1.8 Гц, 1H, H-7), 

7.49 (д, 3J = 8.4 Гц, 1H, H-4), 8.32 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 

56.09 (2С), 99.08, 109.05, 110.86, 111.80, 117.86, 120.99, 121.24, 125.25, 127.73, 128.06, 

137.19, 138.98, 149.32, 149.57. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 289/287 (33/100) 

[M+], 274/272 (11/30), 229 (25), 209 (32), 193 (60), 165 (25), 144 (18), 59 (15), 43 (22). ИК 

(KBr): νmax 3432, 1500, 1428, 1216, 1448, 1012, 808 см-1. 
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2-Фенил-1Н-индол (14b). Выход 0.294 г (76%). Бесцветные кристаллы. Т.пл. 187–188 С 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Лит.: 190–192 С [427], 188–190 С [428], 

186–188 С [429], Найдено, %: C, 87.21; H, 5.79; N, 7.28. C14H11N (193.24). 

Вычислено, %: C, 87.01; H, 5.74; N, 7.25. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 

6.89 (уш. с, 1H, H-3), 6.97–7.02 (м, 1H, HAr), 7.07–7.12 (м, 1H, HAr), 7.28–7.34 (м, 1H, HAr), 

7.39–7.42 (м, 1H, HAr), 7.43–7.49 (м, 2Н, HAr), 7.52–7.55 (м, 1H, HAr), 7.84–7.88 (м, 2H, HAr), 

11.52 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 98.7, 111.3, 119.4, 120.0, 121.5, 

125.0 (2С), 127.4, 128.6, 128.9 (2С), 132.2, 137.1, 137.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 193 (100) [M+], 165 (25), 139 (12), 90 (41), 83 (26), 63 (28), 51 (25), 43 (15). ИК (KBr): 

νmax 3440, 1480, 1456, 1448, 1404, 1352, 1342, 1300, 796, 764, 744 см-1. 

2-(4-Фторфенил)-1Н-индол (14с). Выход 0.30 г (71%). Т.пл. 189–190 С (CH2Cl2/петро-

лейный эфир). Лит.: 190 С [430], 185–186 С [431]. Найдено, %: C, 

79.74; H, 4.97; N, 6.68. C14H10FN (211.23). Вычислено, %: C, 79.60; H, 

4.77; N, 6.63. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 6.75 (уш. c, 1H, H-3), 7.08–

7.24 (м, 3H, HAr), 7.35–7.44 (м, 1H, HAr), 7.55–7.68 (м, 4H, HAr), 8.25 (c, 1H, NH). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 100.1, 111.1, 116.2 (д, 2JCF = 22, 2С), 120.6, 120.8, 122.6, 

127.1 (д, 3J = 8, 2С), 128.9, 129.4, 137.0, 137.2, 162.6 (д, 1J = 248). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 211 (100) [M+], 183 (30), 106 (10), 90 (30), 63 (10), 43 (20). ИК (KBr): νmax 

3416, 1496, 1344, 1160, 1012, 836, 796 см-1. 

2-(4-Бромофенил)-6-метил-1Н-индол (14d). Выход 0.42 г (73%). Т.пл. 235–236 С 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 63.13; H, 4.30; N, 

5.09. C15H12BrN (286.17). Вычислено, %: C, 62.96; H, 4.23; N, 4.89. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.46 (c, 3H, Me), 6.76 (уш. с, 1H, H-3), 

6.92–7.00 (м, 1H, HAr), 7.14–7.16 (м, 1H, HAr), 7.43–7.57 (м, 5H, HAr), 8.14 (с, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 22.0, 100.6, 111.1, 120.6, 122.5, 126.6 (2С), 127.1, 

128.5, 132.2 (2С), 132.8, 137.6, 154.9, 169.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 287/285 

(97/100) [M+], 205 (20), 102 (20), 43 (27). ИК (KBr): νmax 3428, 1484, 1412, 1348, 1236, 1076, 

1004 см-1. 

2-(4-Нитрофенил)-6-хлор-1Н-индол (14е). Выход 0.45 г (83%). Т.пл. 197–198 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 61.78; H, 3.20; N, 10.45. 

C14H9ClN2O2 (272.69). Вычислено, %: C, 61.66; H, 3.33; N, 10.27. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 7.06 (дд, 3J = 8.7, 4J = 1.5, 1H, H-5), 7.23 

(д, 4J = 1.5, 1H, H-7), 7.45 (c, 1H, H-3), 7.62 (д, 3J = 8.7, 1H, H-4), 8.07–8.14 (м, 2H, HAr), 
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8.29–8.36 (м, 2H, HAr), 12.00 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 102.5, 

111.2, 120.4, 122.2, 124.3 (2С), 125.6 (2С), 127.1, 127.5, 136.3, 138.0, 138.2, 146.1. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 274/272 (33/100) [M+], 244/242 (12/35), 191(50), 164 (15), 

89 (14), 43 (22). ИК (KBr): νmax 3408, 1596, 1340, 1244, 1108, 852 см-1. 

2-(3-Нитрофенил)-6-хлор-1Н-индол (14f). Выход 0.34 г (62%). Оранжевые кристаллы. 

Т.пл. 214–215 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 61.77; 

H, 3.35; N, 10.38. C14H9ClN2O2 (272.69). Вычислено, %: C, 61.66; H, 

3.33; N, 10.27. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 7.05 (дд, 3J = 8.4, 4J = 1.8, 

1H, H-5), 7.18 (д, 4J = 1.8, 1H, H-7), 7.44 (с, 1H, H-3), 7.59 (д, 3J = 8.4, 1H, H-4), 7.73–7.78 

(м, 1H, HAr), 8.14–8.18 (м, 1H, HAr), 8.30–8.33 (м, 1H, HAr), 8.69–8.70 (м, 1H, HAr), 12.02 (уш. 

с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 100.9, 111.0, 119.0, 120.2, 121.9, 122.0, 

127.0, 127.1, 130.5, 131.4, 133.4, 136.3, 137.8, 148.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

274/272 (33/100) [M+], 242 (16), 226 (20), 199 (10), 191(47), 164 (14), 113 (10), 101 (20), 89 

(10), 59 (32), 43 (36). ИК (KBr): νmax 3372, 1536, 1512, 1476, 1352, 1308, 1244, 1060, 924, 

820, 808, 736 см-1. 

2-[5-(4-Фторфенил)фуран-2-ил]-1Н-индол (14g). Выход 0.37 г (67%). Т.пл. 169–170 С 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 78.09; H, 4.49; N, 

5.17. C18H12FNO (277.29). Вычислено, %: C, 77.97; H, 4.36; N, 5.05. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 6.82 (уш. c, 1H, 

H-3), 6.97 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.98–7.05 (м, 1H, HInd), 7.08 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.09–7.16 

(м, 1H, HInd), 7.26–7.37 (м, 2H, HAr), 7.38–7.43 (м, 1H, HInd), 7.52–7.58 (м, 1H, HInd), 7.86–

7.94 (м, 2H, HAr), 11.61 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 98.1, 107.8, 

108.1, 111.2, 115.9 (д, 2J = 22, 2С), 119.6, 120.1, 121.9, 125.5 (д, 3J = 8, 2С), 126.7, 128.3, 

129.0, 136.7, 147.3, 151.4, 161.5 (д, 1J = 245). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 277 

(100) [M+], 248 (20), 154 (30), 123 (15), 101 (16), 89 (15), 43 (29). ИК (KBr): νmax 3440, 1500, 

1408, 1344, 1232, 1024, 840, 784 см-1. 

2-[5-(4-Нитрофенил)фуран-2-ил]-1Н-индол (14h). Выход 0.36 г (59%). Т.пл. 226–227 С 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 70.96; H, 4.11; N, 

9.36. C18H12N2O3 (304.30). Вычислено, %: C, 71.05; H, 3.97; N, 

9.21. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 6.94 (с, 

1H, H-3), 7.00–7.07 (м, 1H, HInd), 7.08 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.12–7.20 (м, 1H, HInd), 7.41–

7.47 (м, 1H, HInd), 7.45 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.54–7.61 (м, 1H, HInd), 8.05–8.13 (м, 2H, HAr), 

8.28–8.35 (м, 2H, HAr), 11.73 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 99.4, 

108.7, 111.3, 112.7, 119.7, 120.4, 122.4, 123.9 (2С), 124.4 (2С), 128.2, 128.4, 135.7, 136.9, 
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145.7, 149.4, 150.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 304 (100) [M+], 274 (60), 258 

(30), 202 (25), 154 (30), 102 (40), 89 (90), 77 (42), 59 (65), 43 (58). ИК (KBr): νmax 3420, 1591, 

1509, 1326, 1108, 1021, 850, 739 см-1. 

2-[5-(4-Метил-2-нитрофенил)фуран-2-ил]-1Н-индол (14i). Выход 0.39 г (61%). Т.пл. 

127–128 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 71.31; H, 

4.51; N, 8.68. C19H14N2O3 (318.33). Вычислено, %: C, 71.69; H, 

4.43; N, 8.80. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 

2.44 (с, 3H, Mе), 6.69 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 6.73 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 6.78 (уш. с, 1H, H-3), 

7.07–7.15 (м, 1H, HAr), 7.16–7.24 (м, 1H, HAr), 7.35–7.43 (м, 2H, HAr), 7.48–7.53 (м, 1H, HAr), 

7.57–7.62 (м, 1H, HAr), 7.62–7.66 (м, 1H, HAr), 8.39 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

DMSO-d6, δ): 21.1, 100.0, 107.6, 111.2, 111.5, 120.6, 120.9, 123.0, 124.3 (2С), 128.4, 128.9, 

132.7 (2С), 136.5, 139.1, 147.2, 147.6, 148.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 318 (60) 

[M+], 170 (100), 144 (42), 116 (18), 89 (20), 59 (15), 43 (27). ИК (KBr): νmax 3424, 1536, 1344, 

1296, 1028, 800, 784 см-1. 

2-[5-(2,4,6-Трихлорофенил)фуран-2-ил]-1Н-индол (14j). Выход 0.55 г (76%). Т.пл. 126–

127 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 59.76; H, 2.70; 

N, 3.97. C18H10Cl3NO (362.64). Вычислено, %: C, 59.62; H, 2.78; N, 

3.86. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 6.76 (c, 1H, 

H-3), 6.87 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.97–7.02 (м, 1H, HInd), 7.04 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.08–7.15 

(м, 1H, HInd), 7.37–7.41 (м, 1H, HInd), 7.51–7.56 (м, 1H, HInd), 7.88 (с, 2H, HAr), 11.59 (с, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 98.5, 107.0, 111.3, 114.8, 119.6, 120.2, 122.0 

(2С), 127.8, 128.1, 128.6 (2С), 135.1, 136.0 (2С), 136.8, 144.8, 148.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 365/363 (33/100) [M+], 334/332 (5/15), 183/181 (6/18), 89 (17), 59 (26), 43 

(34). ИК (KBr): νmax 3428, 1540, 1368, 1232, 1016, 860, 788 см-1. 

2-(5-Метилфуран-2-ил)-6-хлор-1Н-индол (14k). Выход 0.33 г (71%). Зеленоватые крис-

таллы. Т.пл. 163–164 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: 

C, 67.57; H, 4.34; N, 6.19. C13H10ClNO (231.68). Вычислено, %: C, 

67.40; H, 4.35; N, 6.05. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.38 (c, 3H, Mе), 

6.08 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.52 (д, 3J = 3.3 Гц, 1H, HFur), 6.62 (уш. c, 1H, H-3), 7.06 (дд, 3J = 

8.4, 4J = 1.8, 1H, H-5), 7.33 (д, 4J = 1.8, 1H, H-7), 7.46 (д, 3J = 8.4, 1H, H-4), 8.37 (уш. с, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.6, 97.7, 106.8, 107.9, 110.6, 120.9, 121.2, 

127.6, 127.7, 130.3, 136.3, 145.5, 152.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 233/231 

(33/100) [M+], 190/188 (18/54), 167 (10), 58 (18), 43 (34). ИК (KBr): νmax 3408, 1580, 1564, 

1344, 1304, 1240, 1224, 1208, 1064, 1020, 952, 864, 808, 780 см-1. 
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2-[5-(Фталимидометил)фуран-2-ил]-6-хлор-1Н-индол (14l). Выход 0.49 г (65%). Т.пл. 

228–229 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

66.73; H, 3.37; N, 7.57. C21H13ClN2O3 (376.79). Вычислено, 

%: C, 66.94; H, 3.48; N, 7.43. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 4.86 (с, 2H, CH2), 6.53 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.64 (д, 4J = 2.1, 1H, H-7), 

6.81 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.99 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, H-5), 7.37 (c, 1H, H-3), 7.51 (д, 3J = 

8.4, 1H, H-4), 7.81–7.87 (м, 2H, HAr), 7.87–7.94 (м, 2H, HAr), 11.60 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 34.3, 97.9, 107.2, 110.3, 110.7, 119.8, 121.3, 123.2 (2С), 126.2, 

126.9, 130.0 (2С), 131.5, 134.5 (2С), 137.0, 146.7, 149.4, 167.1 (2С). Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 378/376 (33/100) [M+], 231/229 (16/50), 201 (35), 188 (40), 160 (50), 126 

(20), 105 (30), 77 (52), 43 (30). ИК (KBr): νmax 3322, 1704, 1418, 1391, 1343, 1075, 922, 

749 см-1. 

6-Метокси-2-(5-этилфуран-2-ил)-1Н-индол (14m). Выход 0.34 г (70%). Желтоватые 

кристаллы. Т.пл. 143–144 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найде-

но, %: C, 74.86; H, 6.38; N, 5.74. C15H15NO2 (241.29). Вычислено, 

%: C, 74.67; H, 6.27; N, 5.80. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.23 (т, 3J = 

7.5, 3H, Mе), 2.69 (кв, 3J = 7.5, 2H, CH2), 3.77 (с, 3H, ОMе), 6.20 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.52 

(уш. c, 1H, H-3), 6.64 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.65 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, H-5), 6.84 (д, 4J = 

2.1, 1H, H-7), 7.37 (д, 3J = 8.4, 1H, H-4), 11.24 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

DMSO-d6, δ): 12.1, 20.9, 55.1, 94.3, 96.9, 105.5, 106.3, 109.4, 120.5, 122.5, 128.6, 137.4, 146.3, 

155.8, 156.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 241 (100) [M+], 226 (56), 211 (22), 113 

(17), 98 (12), 43 (21). ИК (KBr): νmax 3416, 1616, 1584, 1452, 1436, 1348, 1264, 1164, 1112, 

1016, 812, 780 см-1. 

6-Метокси-2-{5-[4-(трифторметил)фенил]фуран-2-ил}-1Н-индол (14n). Выход 0.51 г 

(71%). Т.пл. 254–259 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Най-

дено, %: C, 67.45; H, 4.07; N, 4.15. C20H14F3NO2 (357.33). 

Вычислено, %: C, 67.23; H, 3.95; N, 3.92. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 3.80 (c, 3H, OMе), 6.70 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.4, 1H, H-5), 6.81 

(уш. с, 1H, H-3), 6.90 (д, 4J = 2.4, 1H, H-7), 6.94 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.30 (д, 3J = 3.6, 1H, 

HFur), 7.44 (д, 3J = 8.7, 1H, H-4), 7.76–7.86 (м, 2H, HAr), 7.99–8.08 (м, 2H, HAr), 11.52 (с, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 55.2, 94.3, 98.9, 107.4, 110.0, 110.7, 121.0, 

122.5, 123.6, 125.0 (кв, 1J = 219), 126.6 (кв, 2J = 32, 2С), 127.6, 129.9 (кв, 3J = 4, 2С), 133.6, 

137.8, 148.7, 150.2, 156.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 357 (100) [M+], 342 (37), 
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179 (20), 157 (10), 145 (10), 59 (15), 43 (19). ИК (KBr): νmax 3432, 1608, 1332, 1200, 1164, 

1112, 1076, 836, 788 см-1. 

2-(Тиофен-2-ил)-6-хлор-1Н-индол (14o). Выход 0.33 г (71%). Т.пл. 145–146 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 61.83; H, 3.28; N, 6.15. C12H8ClNS 

(233.72). Вычислено, %: C, 61.67; H, 3.45; N, 5.99. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 6.70 (с, 1H, H-3), 7.01 (дд, 3J = 8.4, 4J = 

2.1, 1H, H-5), 7.15 (дд, 3J = 5.1, 3.6, 1H, HTh), 7.39 (д, 4J = 2.1, 1H, H-7), 7.50 (д, 3J = 8.4, 1H, 

H-4), 7.52 (дд, 3J = 3.6, 4J = 1.2, 1H, HTh), 7.54 (дд, 3J = 5.1, 4J = 1.2, 1H, HTh), 11.70 (с, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 98.8, 110.6, 119.8, 121.1, 123.9, 125.5, 126.1, 

127.3, 128.1, 133.4, 134.9, 137.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 235/233 (34/100) 

[M+], 171 (20), 117 (22), 89 (20), 63 (25), 43 (50). ИК (KBr): νmax 3406, 1493, 1389, 1214, 

1064, 811, 690 см-1. 

3-(3-Метил-1-фенил-4,5-дигидро-1H-пиразол-5-ил)-2-(5-метилфуран-2-ил)-6-хлоро-

1H-индол (15а). Индол 8е (0.6 г, 2 ммоль) и PhNHNH2 (0.22 г, 2 

ммоль) растворяют в смеси EtOH/1,4-диоксан (1:2, 18 мл) и кипя-

тят 1 час (степень конверсии 8е контролируют с помощью ТСХ). 

Растворитель упаривают при пониженном давлении. Продукт вы-

деляют колоночной хроматографией, используя в качестве элюента смесь CH2Cl2/петро-

лейный эфир (1:5). Полученный пиразолин 15а перекристаллизовывают из смеси CH2Cl2/ 

петролейный эфир. Выход 0.16 г (21 %). Найдено, %: C, 70.83; H, 5.28; N, 10.95. 

C12H8ClNS (389.88). Вычислено, %: C, 70.85; H, 5.17; N, 10.78. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.14 (с, 3H, Ме), 2.40 (с, 3H, Ме), 2.80-2.97 (м, 1H, CH2), 3.31–3.47 (м, 

1H, CH2), 5.48–5.59 (м, 1H, CH), 6.14 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.52 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.64–

6.69 (м, 1H, HAr), 6.93–7.09 (m, 5H, HAr), 7.24–7.25 (м, 1H, HAr), 7.50–7.53 (м, 1H, HAr), 8.35 

(с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 14.1, 16.4, 45.9, 58.3, 108.7, 109.4, 

111.0, 113.5, 119.2, 121.3 (2С), 121.5, 125.5, 125.7, 126.3, 129.0, 129.2 (3С), 136.6, 145.1, 

147.1, 149.7, 152.8.  

Ацилирование 2-(2-амино-4,5-диметоксибензил)фуранов 24. Синтез амидов 16. 

Раствор ацилхлорида (7 ммоль) в бензоле (20–30 мл) добавляют по каплям к раствору ани-

лина 24 (6 ммоль) в бензоле (15 мл), перемешивают при комнатной температуре в течение 

30–60 минут (контроль методом ТСХ), после чего реакционную смесь выливают в воду 

(100 мл). К смеси добавляют насыщенный водный раствор NaHCO3 до нейтральной реак-

ции и тщательно перешивают в течение 30 минут. Выпавший осадок отфильтровывают. 

Бензольный слой отделяют. Водный слой экстрагируют этилацетатом (3×25 мл). Объеди-
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нённые органические фракции промывают водой (2×30 мл) и сушат безводным Na2SO4. 

Растворитель отгоняют при пониженном давлении; остаток соединяют с отфильтрован-

ным осадком. Продукт выделяют либо колоночной хроматографией на силикагеле (элю-

ент: смесь CH2Cl2 с петролейным эфиром, 1:8), либо перекристаллизацией из смеси 

CH2Cl2 с петролейным эфиром (1:5). 

N-{2-[(5-Метил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}бензамид (16а). Выход 1.52 г 

(72%). Бесцветные кристаллы. Т.пл. 115–116 С (CH2Cl2/петролей-

ный эфир). Найдено, %: C, 71.61; H, 6.11; N, 3.81. C21H21NO4 

(351.40). Вычислено, %: C, 71.78; H, 6.02; N, 3.99. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.25 (с, 3Н, Ме), 3.87 (с, 2Н, СН2), 3.88 (с, 3Н, ОМе), 3.90 (с, 

3Н, ОМе), 5.89 (д, 3J = 3.3, 1Н, HFur), 5.94 (д, 3J = 3.3, 1Н, HFur), 6.75 (c, 1H, HAr), 7.44–7.58 

(м, 3Н, HAr), 7.61 (c, 1H, HAr), 7.85–7.87 (м, 2Н, HAr), 8.38 (с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, CDCl3, δ): 13.5, 31.2, 55.9, 56.0, 106.4, 106.9, 108.1, 112.9, 122.0, 127.0 (2С), 128.6 

(2С), 129.0, 131.7, 134.7, 146.3, 147.8, 151.3, 151.5, 165.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 351 (78) [M+], 247 (24), 246 (76), 105 (95), 77 (100), 59 (48), 43 (55). ИК (KBr): νmax 

3260, 1644, 1612, 1516, 1488, 1468, 1308, 1284, 1260, 1220, 1092, 712 см-1. 

N-{2-[(5-Метил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}ацетамид (16b). Выход 1.13 г 

(65%). Бесцветные кристаллы. Т.пл. 148–149 С (CH2Cl2/петролей-

ный эфир). Найдено, %: C, 66.46; H, 6.66; N, 4.90. C16H19NO4 

(289.33). Вычислено, %: C, 66.42; H, 6.62; N, 4.84. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.98 (с, 3Н, Ме), 2.18 (с, 3Н, Ме), 3.68 (с, 3Н, ОМе), 3.69 (с, 

3Н, ОМе), 3.80 (с, 2Н, СН2), 5.86 (д, 3J = 3.0, 1Н, HFur), 5.92 (д, 3J = 3.0, 1Н, HFur), 6.72 (с, 

1Н, НAr), 6.91 (с, 1Н, НAr), 9.26 (c, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.2, 

23.0, 29.4, 55.5, 55.7, 106.2, 106.8, 110.5, 113.1, 124.7, 128.9, 146.3, 147.0, 149.9, 151.9, 

168.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 289 (66) [M+], 247 (36), 246 (100), 231 (19), 

204 (41), 189 (31). ИК (KBr): νmax 3272, 1656, 1536, 1516, 1408, 1340, 1260, 1216, 1020 см-1. 

N-{2-[(5-Метил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}бензамид (16с). Выход 1.81 г 

(76%). Светло-жёлтые кристаллы. Т.пл. 136–137 С (CH2Cl2/петро-

лейный эфир). Найдено, %: C, 63.64; H, 5.25; N, 7.06. C21H20N2O6 

(396.39). Вычислено, %: C, 63.63; H, 5.09; N, 7.07. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.20 (с, 3Н, Ме), 3.71 (с, 3Н, ОМе), 

3.75 (с, 3Н, ОМе), 3.91 (с, 2Н, СН2), 5.91 (д, 3J = 3.0, HFur), 5.95 (д, 3J = 3.0, HFur), 6.79 (с, 

1Н, HAr), 7.03 (с, 1Н, HAr), 7.67–7.70 (м, 1Н, НAr), 7.71–7.77 (м, 1Н, НAr), 7.83–7.89 (м, 1Н, 

НAr), 8.11-8.14, 10.13 (с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.3, 29.3, 55.7 
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(2C), 106.3, 107.0, 110.6, 113.1, 124.2, 126.0, 127.9, 129.2, 130.8, 132.8, 133.8, 146.8, 147.1, 

147.3, 150.0, 151.9, 164.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 396 (9) [M+], 379 (36), 319 

(33), 281 (100), 247 (23), 246 (45), 120 (26), 95 (29), 43 (29). ИК (KBr): νmax 3234, 1652, 1525, 

1348, 1259, 1218, 1099, 1021, 1001, 859, 790 см-1. 

N-{2-[(5-Метил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}тиофен-2-

карбоксамид (16d). Выход 1.71 г (80%). Оранжевые кристаллы. 

Это соединение использовалось для дальнейших превращений без 

дополнительной очистки. 

N-{2-[(5-трет-Бутил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}бензамид (16е). Выход 1.60 

г (68%). Белые кристаллы. Т.пл. 119–120 С (CH2Cl2/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 73.47; H, 6.90; N, 3.62. C24H27NO4 (393.48). 

Вычислено, %: C, 73.26; H, 6.92; N, 3.56. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.21 (с, 9H, t-Bu), 3.86 (с, 3H, ОМе), 3.91 (с, 5H, OМе + CH2), 5.86 

(д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 5.88 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.75 (с, 1H, HAr), 7.41–7.47 (м, 2H, HAr), 

7.50–7.56 (м, 1H, HAr), 7.61 (с, 1H, HAr), 7.78–7.81 (м, 2H, HAr), 8.14 (с, 1 H, NH). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.0 (3C), 31.1, 32.5, 55.9, 56.0, 102.7, 106.5, 108.2, 112.8, 

122.0, 127.0 (2C), 128.6 (2C), 128.7, 131.7, 134.6, 146.4, 147.8, 151.1, 163.8, 165.5. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 393 (54) [M+], 289 (25), 288 (59), 232 (22), 121 (17), 105 

(100), 76 (65), 57 (21). ИК (KBr): νmax 3324, 1646, 1608, 1518, 1485, 1227, 1092, 1009, 854, 

788 см-1. 

N-{2-[(5-трет-Бутил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}-2-фенилацетамид (16f). 

Выход 2.12 г (87%). Белые кристаллы. Т.пл. 90–91 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 73.52; H, 7.08; N, 3.48. 

C25H29NO4 (407.50). Вычислено, %: C, 73.69; H, 7.17; N, 3.44. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.24 (с, 9H, t-Bu), 

3.59 (с, 2H, CH2), 3.69 (с, 2H, CH2), 3.79 (с, 3H, OМе), 3.85 (с, 3H, OМе), 5.55 (д, 3J = 3.0, 

1H, HFur), 5.77 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.63 (с, 1H, HAr), 7.16 (уш. с, 1H, NH), 7.25–7.37 (м, 6H, 

HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.1 (3C), 30.4, 32.5, 44.7, 56.0 (2С), 102.5, 

106.2, 108.3, 112.9, 122.0, 127.5, 128.3, 129.1 (2C), 129.4 (2C), 134.6, 146.6, 147.8, 150.7, 

163.5, 169.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 407 (32) [M+], 288 (100), 192 (69), 165 

(45), 91 (61), 43 (49). ИК (KBr): νmax 3480, 2956, 1680, 1608, 1592, 1496, 1464, 1448, 1384, 

1256, 1228, 1208, 1156, 1076, 1012, 700 см-1.  
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N-{2-[(5-трет-Бутил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}-2-хлорацетамид (16g). Вы-

ход 1.38 г (63%). Бежевые кристаллы. Т.пл. 96–97 С (CH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Найдено, %: C, 62.26; H, 6.63; N, 3.70. 

C19H24СlNO4 (365.85). Вычислено, %: C, 62.38; H, 6.61; N, 3.83. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.23 (c, 9H, t-Bu), 

3.84 (c, 5H, OМе + CH2), 3.87 (с, 3H, OМе), 4.17 (с, 2H, CH2), 5.83 (уш. с, 2H, HFur), 6.72 (с, 

1H, HAr), 7.35 (с, 1H, HAr), 8.35 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.0 

(3C), 30.7, 32.5, 42.9, 56.0 (2C), 102.5, 106.5, 108.1, 112.9, 122.7, 127.3, 147.0, 147.9, 150.6, 

163.8, 164.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 367/365 (33/100) [M+], 314 (23), 288 

(63), 272 (47), 244 (56), 242 (99), 192 (23), 137 (20), 121 (28), 57 (27), 43 (74). ИК (KBr): νmax 

3236, 2960, 1676, 1648, 1612, 1548, 1516, 1464, 1404, 1212, 1100, 1004, 856, 796 см-1. 

N-(2-{[5-(4-Бромофенил)-2-фурил]метил}-4,5-диметоксифенил)бензамид (16h). Выход 

2.18 г (74%). Белые кристаллы. Т.пл. 187–188 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 63.43; H, 4.29; N, 2.72. 

C26H22BrNO4 (492.36). Вычислено, %: C, 63.43; H, 4.50; N, 

2.84. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 3.88 (c, 3H, OМе), 3.90 (с, 3H, OМе), 

4.00 (с, 2H, CH2), 6.08 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.57 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.80 (с, 1H, HAr), 

7.36–7.44 (м, 6H, HAr), 7.48–7.54 (м, 2H, HAr), 7.76–7.79 (м, 2H, HAr), 8.04 (уш. с, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 31.1, 56.0, 56.1, 106.6, 108.5, 108.8, 112.9, 120.9, 

121.9, 124.9 (2C), 126.9 (2C), 128.6, 128.7 (2C), 129.4, 131.7 (2C), 131.8, 134.5, 146.6, 148.0, 

152.2, 153.5, 165.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 493/491 (16/16) [M+], 388/386 

(64/64), 183 (31), 105 (88), 76 (100), 45 (36). ИК (KBr): νmax 3284, 1640, 1612, 1528, 1476, 

1448, 1404, 1216, 1204, 1072, 692 см-1. 

N-(2-{[5-(4-Бромофенил)-2-фурил]метил}-4,5-диметоксифенил}-3-(1,3-диоксо-2H-изо-

индол-2-ил)пропанамид (16i). Выход 2.65 г (75%). Белые 

кристаллы. Т.пл. 209–210 С (CH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 61.10; H, 4.40; N, 4.88. C30H25BrN2O6 (589.43) 

Вычислено, %: C, 61.13; H, 4.28; N, 4.75. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.64–2.68 (м, 2H, CH2), 3.68 

(с, 3H, OМе), 3.69 (с, 3H, OМе), 3.86–3.91 (м, 2H, CH2), 3.87 (с, 2H, CH2), 6.09 (д, 3J = 3.3, 

1H, HFur), 6.80 (с, 1H, HAr), 6.82 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.87 (с, 1H, HAr), 7.50–7.57 (м, 4H, 

HAr), 7.79–7.87 (м, 4H, HAr), 9.48 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 

29.4, 34.4, 34.5, 55.5, 55.7, 107.5, 108.7, 110.7, 113.0, 119.8, 123.0 (2C), 124.6, 124.9 (2C), 

128.6, 129.6, 131.7 (2C), 131.8 (2C), 134.4 (2C), 146.6, 147.2, 150.6, 154.4, 167.8 (2C), 168.9. 
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Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 590/588 (74/70) [M+], 388/386 (96/100),185 (19), 160 

(46), 147 (33), 103 (19), 76 (37), 59 (67), 55 (70), 43 (42). ИК (KBr): νmax 3256, 1712, 1644, 

1540, 1436, 1392, 1216, 924, 720 см-1. 

Синтез 3-(2-ацилвинил)хинолинов 18 из 2-[2-(ациламино)бензил]фуранов 16. 

Смесь амида 16 (1.4 ммоль), POCl3 (7.5 мл) и бензола (25 мл) кипятят в течение 1.5 часов. 

Реакционную смесь выливают в воду (800 мл) и нейтрализуют раствором NaOH (50 г) в 

воде (200 мл). Продукт экстрагируют хлористым метиленом (3150 мл). Объединённые 

органические фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при понижен-

ном давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент 

СН2Сl2/петролейный эфир, 1:3) и перекристаллизовывают из смеси СН2Сl2/петролейный 

эфир, 1:4. 

(3E)-4-(6,7-Диметокси-2-фенилхинолин-3-ил)бут-3-ен-2-он (18а). Выход 0.284 г (61%). 

Светло-жёлтые иглы. Т.пл. 200–201 С (CH2Cl2/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 75.37; H, 5.60; N, 4.19. C21H19NO3 (333.38). 

Вычислено, %: C, 75.66; H, 5.74; N, 4.20. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.28 (с, 3H, Ме), 4.03 (с, 3H, OМе), 4.04 (с, 3H, OМе), 6.73 (д, 3J = 

16.2, 1H, =CH), 7.10 (с, 1H, H-5), 7.46–7.54 (м, 4H, HAr), 7.58–7.62 (м, 2H, HAr), 7.66 (д, 3J = 

16.2, 1H, =CH), 8.30 (с, 1H, H-4). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 26.9, 56.0, 56.2, 

104.8, 107.9, 122.5, 124.8, 128.3 (3C), 128.6, 129.7 (2C), 132.8, 139.3, 142.0, 145.6, 150.2, 

153.7, 157.1, 198.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 333 (27) [M+], 290 (100), 275 

(31), 274 (38), 246 (30), 217 (26), 101 (29), 59 (55), 43 (57). ИК (KBr): νmax 1664, 1616, 1588, 

1496, 1432, 1392, 1260, 1228, 1212, 1132, 1008, 704 см-1. Данные РСА депонированы в 

Кембриджский банк кристаллографических данных (CCDC-820334). 

(3E)-4-(2-Метил-6,7-диметоксихинолин-3-ил)бут-3-ен-2-он (18b). Выход 0.129 г (34%). 

Жёлтые иглы. Т.пл. 179–180 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Най-

дено, %: C, 70.78; H, 6.15; N, 5.03. C16H17NO3 (271.31). Вычисле-

но, %: C, 70.83; H, 6.32; N, 5.16. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

CDCl3, δ, КССВ): 2.42 (с, 3H, Ме), 2.79 (с, 3H, Ме), 4.00 (с, 3H, OМе), 4.02 (с, 3H, OМе), 

6.74 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.02 (с, 1H, H-5), 7.35 (с, 1H, H-8), 7.85 (д, 3J = 16.2 Hz, 1H, 

=CH), 8.16 (с, 1 H, H-4). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 23.1, 27.8, 55.9, 56.1, 105.0, 

107.0, 122.1, 125.3, 128.6, 132.0, 139.4, 145.2, 149.6, 153.5, 155.1, 197.7. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 271 (60) [M+], 257 (23), 256 (100), 228 (39), 212 (60), 184 (22), 101 (33), 

59 (51), 45 (62). ИК (KBr): νmax 1661, 1495, 1358, 1261, 1227, 1153, 1122, 1018, 969 см-1. 
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(3E)-4-[6,7-Диметокси-2-(2-нитрофенил)хинолин-3-ил]бут-3-ен-2-он (18c). Выход 0.3 г 

(68%). Жёлтые иглы. Т.пл. 193–194 С (CH2Cl2/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 66.89; H, 4.71; N, 7.45. C21H18N2O5 (378.38). 

Вычислено, %: C, 66.66; H, 4.79; N, 7.40. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.22 (с, 3H, Ме), 4.01 (с, 3 H, OМе), 4.04 

(с, 3H, OМе), 6.71 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.11 (с, 1H, H-5), 7.34 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.36 

(с, 1H, H-8), 7.49–7.52 (м, 1H, HAr), 7.62–7.68 (м, 1H, HAr), 7.72–7.78 (м, 1H, HAr), 8.15–8.19 

(м, 1H, HAr), 8.33 (с, 1H, H-4). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 27.7, 56.1, 56.2, 105.0, 

107.7, 123.0, 124.8, 124.9, 128.8, 129.6, 132.0, 132.4, 133.2, 134.9, 138.8, 145.3, 148.8, 150.6, 

153.9, 154.1, 197.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 378 (97) [M+], 346 (51), 335 (37), 

307 (34), 289 (100), 274 (41), 246 (44), 204 (36), 110 (42). ИК (KBr): νmax 1666, 1523, 1499, 

1347, 1252, 1231, 1217, 856 см-1. 

(3E)-4-[6,7-Диметокси-2-(2-тиенил)хинолин-3-ил]бут-3-ен-2-он (18d). Выход 0.266 г 

(66%). Зеленовато-жёлтые иглы. Т.пл. 210–211 С (CH2Cl2/петро-

лейный эфир). Найдено, %: C, 67.24; H, 4.88; N, 4.01. C19H17NO3S 

(339.41). Вычислено, %: C, 67.24; H, 4.05; N, 4.13. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.40 (c, 3H, Ме), 4.02 (с, 3 H, OМе), 4.04 (с, 3H, OМе), 6.75 

(д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.05 (с, 1H, H-5), 7.17 (дд, 3J = 5.1, 3.6, 1H, HTh), 7.32 (дд, 3J = 3.6, 4J 

= 1.2, 1H, HTh), 7.41 (с, 1H, H-8), 7.51 (дд, 3J = 5.1, 4J = 1.2, 1H, HTh), 7.97 (д, 3J = 16.2, 1H, 

=CH), 8.18 (с, 1H, H-4). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 27.3, 56.0, 56.2, 104.8, 107.5, 

122.3, 124.5, 127.7, 128.3, 129.0, 129.2, 133.4, 141.9, 143.2, 145.5, 149.7, 150.2, 153.7, 198.0. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 339 (37) [M+], 296 (100), 281 (73), 264 (16), 252 (67), 

236 (15), 222 (17), 209 (15), 45 (14). ИК (KBr): νmax 1660, 1617, 1493, 1249, 1230, 1003, 887, 

853, 745 см-1. 

(1E)-1-(6,7-Диметокси-2-фенилхинолин-3-ил)-4,4-диметилпент-1-ен-3-он (18e). Выход 

0.43 г (82%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. 114–115 С (CH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Найдено, %: C, 76.58; H, 6.76; N, 3.79. 

C24H25NO3 (375.46). Вычислено, %: C, 76.77; H, 5.71; N, 3.73. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.21 (с, 9H, t-Bu), 4.05 (с, 3H, OМе), 4.06 (с, 

3H, OМе), 7.07 (д, 3J = 15.6, 1H, =CH), 7.14 (с, 1H, H-5), 7.45–7.53 (м, 3H, HAr), 7.56–7.60 

(м, 3H, HAr), 7.83 (д, 3J = 15.6, 1H, =CH), 8.35 (с, 1H, H-4). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDCl3, δ): 26.2 (3C), 43.2, 56.1, 56.3, 104.8, 108.0, 122.4, 122.6, 125.6, 128.5 (2C), 128.6, 

129.6 (2C), 133.2, 139.5, 140.9, 145.4, 150.2, 153.6, 157.6, 203.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 
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m/z, Iотн., %): 375 (13) [M+], 318 (100), 290 (16), 274 (18), 57 (13), 45 (27). ИК (KBr): νmax 

1684, 1604, 1584, 1504, 1392, 1236, 1076, 1008 см-1. 

(1E)-1-(2-Бензил-6,7-диметоксихинолин-3-ил)-4,4-диметилпент-1-ен-3-он (18f). Выход 

0.229 г (42%). Белые кристаллы. Т.пл. 183–185 С (CH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Найдено, %: C, 77.23; H, 7.17; N, 3.62. 

C25H27NO3 (389.49). Вычислено, %: C, 77.09; H, 6.99; N, 3.60. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.17 (с, 9H, t-Bu), 3.99 (с, 3H, OМе), 4.04 (с, 

3H, OМе), 4.43 (с, 2H, CH2), 6.98 (д, 3J = 15.3, 1H, =CH), 7.04 (с, 1H, H-5), 7.09–7.15 (м, 1H, 

HAr), 7.18–7.24 (м, 4 H, HAr), 7.41 (с, 1H, H-8), 8.02 (д, 3J = 15.3, 1H, =CH), 8.14 (с, 1H, H-4). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 26.2 (3C), 42.8, 43.1, 56.0, 56.2, 105.1, 107.8, 122.4, 

123.1, 126.2, 126.6, 128.5 (2C), 128.7 (2C), 132.5, 139.0, 139.6, 145.5, 150.0, 153.4, 157.5, 

203.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 389 (33) [M+], 332 (73), 304 (89), 298 (98), 91 

(100), 57 (78), 43 (61). ИК (KBr): νmax 1680, 1608, 1592, 1496, 1256, 1228, 1208, 1156, 1076, 

1012, 700 см-1. 

(1E)-1-[6,7-Диметокси-2-(хлорметил)хинолин-3-ил]-4,4-диметилпент-1-ен-3-он (18g). 

Выход 0.219 г (45%). Бежевые иглы. Т.пл. 195–196 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 65.39; H, 6.48; N, 4.12. 

C19H22СlNO3 (347.84). Вычислено, %: C, 65.61; H, 6.38; N, 4.03. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.25 (c, 9H, t-Bu), 4.01 (c, 3H, OМе), 4.02 (с, 

3H, OМе), 4.90 (с, 2Н, CH2), 7.06 (с, 1H, H-5), 7.20 (д, 3J = 15.3, 1H, =CH), 7.37 (с, 1H, H-8), 

8.07 (д, 3J = 15.3, 1H, =CH), 8.24 (с, 1H, H-4). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 26.1 

(3C), 43.2, 45.4, 56.0, 56.2, 104.8, 107.5, 123.4, 123.7, 125.8, 132.9, 137.8, 145.0, 150.6, 152.7, 

153.6, 203.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 349/347 (7/21) [M+], 292/290 (25/75), 

262 (23), 256 (87), 227 (100), 212 (31), 59 (31), 57 (79), 45 (35), 43 (65). ИК (KBr): νmax 1680, 

1608, 1592, 1500, 1432, 1392, 1256, 1228, 1208, 1164, 1080, 1008, 876 см-1. 

(2E)-1-(4-Бромфенил)-3-[6,7-диметокси-2-фенилхинолин-3-ил]проп-2-ен-1-он (18h). 

Выход 0.498 г (75%). Жёлтые иглы. Т.пл. 183–184 С 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 66.07; H, 4.26; 

N, 3.19. C26H20BrNO3 (474.35). Вычислено, %: C, 65.83; H, 

4.25; N, 2.95. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 4.05 (c, 3H, OМе), 4.06 (с, 3H, 

OМе), 7.14 (с, 1H, H-5), 7.43 (д, 3J = 15.6, 1H, =CH), 7.46–7.53 (м, 4H, HAr), 7.59–7.63 (м, 

4H, HAr), 7.83 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.95 (д, 3J = 15.6, 1H, =CH), 8.41 (с, 1H, H-4). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 56.1, 56.3, 104.9, 108.1, 122.5, 122.9, 125.4, 127.9, 128.5 (2C), 

128.7, 129.7 (2C), 130.0 (2C), 131.9 (2C), 133.3, 136.6, 139.5, 143.7, 145.8, 150.3, 153.9, 
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157.7, 188.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 475/473 (21/21) [M+], 290 (100), 246 

(28), 217 (32), 185/183 (33/33), 157/155 (29/29), 101 (35), 77 (40), 43 (32). ИК (KBr): νmax 

1659, 1585, 1497, 1393, 1299, 1236, 1206, 1104 см-1. 

2-(2-{3-[(1E)-3-(4-Бромфенил)-3-оксопроп-1-ен-1-ил]-6,7-диметоксихинолин-2-ил}-

этил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (18i). Выход 0.576 г 

(72%). Светло-жёлтые кристаллы. Т.пл. 228–229 С (CH2Cl2 

/петролейный эфир). Найдено, %: C, 63.02; H, 4.18; N, 4.89. 

C30H23BrN2O5 (571.42). Вычислено, %: C, 63.06; H, 4.06; N, 

4.90. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 3.36–

3.41 (м, 2H, CH2), 3.88 (с, 3H, OМе), 3.92 (с, 3H, OМе), 3.98–4.03 (м, 2H, CH2), 7.13 (с, 1H, 

H-5), 7.26 (с, 1H, H-8), 7.67–7.81 (м, 7H, 6HAr + =CH), 7.99 (д, 3J = 8.7 Hz, 2H, HAr), 8.03 (д, 
3J = 15.3, 1H, =CH), 8.75 (с, 1H, H-4). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 33.1, 37.1, 55.6, 

55.7, 105.5, 107.0, 121.9, 122.8 (2C), 123.3, 125.2, 127.3, 130.4 (2C), 131.6 (2C), 131.7 (2C), 

132.8, 134.0 (2C), 136.2, 139.9, 145.1, 149.5, 153.3, 155.3, 167.6 (2C), 187.3. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 572/570 (16/16) [M+], 388 (25), 387 (100), 240 (22), 183 (22), 77 

(18), 43 (47). ИК (KBr): νmax 1700, 1660, 1592, 1496, 1388, 1308, 1244, 1212, 1164, 1108, 

1032, 1008, 720 см-1. 

Ацилирование вератрола фуран-2-карбонилхлоридами. Получение кетонов 21. 

К раствору ацилхлорида 19 (40 ммоль) в бензоле (25 мл) при охлаждении и тщательном 

перемешивании добавляют безводный AlCl3 (5.74 г, 43 ммоль) так, чтобы температура 

реакционной смеси не превышала 0 С. После этого к смеси добавляют вератрол (4.15 г, 

30 ммоль) так, чтобы температура смеси не превышала 10 С. По окончании добавления 

реакционную смесь нагревают до 55–60 С и перемешивают при этой температуре в тече-

ние 2.5 часов, после чего выливают в смесь льда с водой (50 г), к которой предварительно 

добавляют 1.3 мл конц. HCl. Бензольный слой отделяют и упаривают досуха. Остаток по-

следовательно промывают раствором NaHCO3 и водой, после чего сушат на воздухе и 

перекристаллизовывают из этанола. [175] 

(5-Метилфуран-2-ил)(3,4-диметоксифенил)метанон (21а). Вы-

ход 5.32 г (72%). Получение 21а описано в работе [175]. 

(5-трет-Бутилфуран-2-ил)(3,4-диметоксифенил)метанон 

(21b). Выход 5.88 г (68%). Жёлтое масло использовалось в даль-

нейших превращениях без дополнительной очистки. 
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[5-(4-Бромофенил)фуран-2-ил](3,4-диметоксифенил)метанон (21с). Выход 8.71 г (75%). 

Светло-жёлтые иглы. Т.пл. 130–131 С (EtOH). Найдено, %: 

C, 58.61; H, 3.79. C19H15BrO4 (387.22). Вычислено, %: C, 

58.93; H, 3.90. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 3.95 (c, 3H, OMe), 3.96 (c, 3H, OMe), 6.81 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 6.95 (д, 3J = 8.4, 1H, 

HAr), 7.29 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.55 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.58 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.65 (д, 
3J = 8.7, 2H, HAr), 7.73 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, 

δ): 56.2, 56.3, 107.9, 110.3, 112.0, 122.0, 123.4, 124.1, 126.5 (2C), 128.6, 130.2, 132.3 (2C), 

149.2, 152.1, 153.2, 156.8, 180.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 388/386 (99/100) 

[M+], 314/312 (17/16), 225 (17), 165 (21), 77 (18), 43 (27). ИК (KBr): νmax 1631, 1599, 1508, 

1469, 1307, 1273, 1237, 1137, 1031, 806 см-1. 

Нитрование (3,4-диметоксифенил)(2-фурил)кетонов. Получение соединений 22. 

К раствору кетона 21 (15 ммоль) в AcOH (25 мл) при охлаждении и интенсивном переме-

шивании добавляют дымящую HNO3 (5 мл) так, чтобы температура реакционной смеси не 

превышала 3–5 С. Cмесь перемешивают при 5–7 С в течение 20 минут, а затем при ком-

натной температуре в течение еще 20 минут (контроль методом ТСХ) и выливают в 

ледяную воду. Выпавший осадок отфильтровывают и промывают водой до рН ~7. 

Соединения 22а,с перекристаллизовывают.  

(5-Метилфуран-2-ил)(4,5-диметокси-2-нитрофенил)метанон (22а). Выход 2.84 г (65%). 

Жёлтые иглы. Т.пл. 128–129 С (EtOH/ацетон). Лит.: 128–129 С 

(EtOH/ацетон) [175]. Cпектральные данные 22а согласуются с 

литературными [175]. 

(5-трет-Бутилфуран-2-ил)(4,5-диметокси-2-нитрофенил)ме-

танон (22b). Выход 3.10 г (62%). Жёлтое масло использовалось в 

дальнейших превращениях без дополнительной очистки. 

[5-(4-Бромофенил)фуран-2-ил](4,5-диметокси-2-нитрофенил)метанон (22с). Выход 

4.41 г (68%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. 189–190 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 52.71; H, 3.35; N, 3.24. 

C19H14BrNO6 (432.22). Вычислено, %: C, 52.80; H, 3.26; N, 

3.24. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 3.98 (c, 3H, OMe), 4.04 (c, 3H, OMe), 

6.77 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 6.99 (с, 1H, HAr), 7.14 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.52 (уш. с, 4H, HAr), 

7.70 (с, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 57.0, 57.1, 107.4, 108.7, 111.2, 

121.5, 124.1, 126.9 (2 C), 128.4, 128.9, 132.6 (2 C), 140.9, 150.6, 151.4, 154.0, 157.8, 180.4. 
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Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 433/431 (1/1) [M+], 239/237 (100/100), 194 (35), 164 

(53), 136 (65), 63 (37), 43 (35). ИК (KBr): νmax 1655, 1523, 1469, 1334, 1276, 1225, 1076, 

1034, 868, 815, 789 см-1. 

Восстановление (2-нитрофенил)фурилкетонов в анилины 23 

Смесь нитрокетона 22 (15 ммоль), порошкообразного железа (10 г), AcOH (35 мл), воды 

(50 мл) и EtOAc (10 мл) кипятят с обратным холодильником в течение 6 часов. После за-

вершения реакции смесь нейтрализуют добавлением раствора NaHCO3 до рН 7 и отфильт-

ровывают. Остаток на фильтре промывают этилацетатом (3×150 мл). В полученной реак-

ционной смеси отделяют водный слой от органического; водный слой экстрагируют этил-

ацетатом (3×150 мл). Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4. 

Раствор концентрируют при пониженном давлении. Остаток перекристаллизовывают из 

смеси CH2Cl2/петролейный эфир. 

(2-Амино-4,5-диметоксифенил)(5-метилфуран-2-ил)метанон (23а). Выход 3.41 г (87%). 

Жёлтые иглы. Т.пл. 120 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Лит.: 

120 С (EtOAc/гексан) [175]. Cпектральные данные 23а согласуют-

ся с литературными [175]. 

(2-Амино-4,5-диметоксифенил)(5-трет-бутилфуран-2-ил)метанон (23b). Выход 3.77 г 

(83%). Жёлтые иглы. Т.пл. 98–100 С (CH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 52.71; H, 3.35; N, 3.24. C19H14BrNO6 (432.22). Вы-

числено, %: C, 52.80; H, 3.26; N, 3.24. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.35 (с, 9H, t-Bu), 3.84 (с, 3H, OМе), 3.87 (с, 3H, OМе), 6.16 (д, 3J = 3.6, 

1H, HFur), 6.17 (с, 1H, HAr), 7.10 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.64 (с, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, СDCl3, δ): 28.9 (3C), 33.1, 55.7, 56.4, 99.3, 104.9, 109.9, 114.2, 119.4, 140.1, 148.4, 

152.1, 154.8, 168.0, 181.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 303 (100) [M+], 288 (21), 

247 (21), 218 (38), 164 (77), 43 (39). ИК (KBr): νmax 3417, 3305, 2939, 1630, 1584, 1570, 

1524,1502, 1465, 1402, 1322, 1250, 1143, 1021, 816 см-1. 

(2-Амино-4,5-диметоксифенил)[5-(4-бромофенил)фуран-2-ил]метанон (23с). Выход 

5.49 г (91%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. 184–185 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 56.48; H, 4.00; N, 3.41. 

C19H16BrNO4 (402.24). Вычислено, %: C, 56.73; H, 4.01; N, 

3.48. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 3.83 (c, 3H, OMe), 3.89 (c, 3H, OMe), 

6.20 (с, 1H, HAr), 6.79 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.21 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.53 (д, 3J = 9.0, 2H, 

HAr), 7.59 (с, 1H, HAr), 7.64 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 56.0, 
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56.7, 99.6, 107.7, 110.1, 114.3, 120.4, 123.0, 126.2 (2 C), 128.8, 132.3 (2 C), 140.5, 148.6, 

152.9, 155.5, 155.8, 181.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 403/401 (99/100) [M+], 

388/386 (18/18), 218 (48), 164 (67), 136 (45), 43 (40). ИК (KBr): νmax 3444, 3334, 1620, 1589, 

1554, 1509, 1469, 1252, 1138, 810 см-1. 

Восстановление (2-аминофенил)фурилкетонов 23 в 2-(2-аминобензил)фураны 24. 

К раствору кетона 23 (30 ммоль) в ТГФ (250 мл) добавляют NaBH4 (4.2 г, 110 ммоль) и 

безводный AlCl3 (8 г, 60 ммоль). Реакционную смесь перемешивают при комнатной тем-

пературе до полной конверсии исходного вещества (ТСХ контроль), после чего выливают 

в смесь льда с водой. Продукт экстрагируют этилацетатом (3150 мл). Объединённые экс-

тракты сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. Со-

единение 24а перекристаллизовывают из смеси EtOAc/гексан. Соединения 24b,c исполь-

зовались для дальнейших превращений без дополнительной очистки. 

2-(2-Амино-4,5-диметоксифенил)-5-метилфуран (24а). Выход 5.95 г (81%). Жёлтые 

кристаллы. Т.пл. 54–55 С (EtOAc/гексан). Лит.: 55 С (EtOAc/гек-

сан) [175]. Cпектральные данные 24а согласуются с литературными 

[175]. 

2-трет-Бутилтиофен (26e) получали декарбоксилированием 5-(трет-бутил)тиофен-2-

карбоновой кислоты по методике для синтеза 2-трет-бутилфурана из 5-

(трет-бутил)фуран-2-карбоновой кислоты [422]. Спектральные данные 

согласуются с литературными [432]. 

Синтез бис(5-алкил-2-фурил)(2-нитрофенил)метанов 27. 

Метод А (синтез 27а-е). К раствору 2-нитробензальдегида 2 (4.53 г, 30 ммоль) и 2-алкил-

фурана 26 (75 ммоль) в 1,4-диоксане (25 мл) добавляют 1 мл 70% HClO4. Смесь переме-

шивают при 65–70 С до полной конверсии альдегида (контроль методом ТСХ), выливают 

в воду, нейтрализуют добавлением NaHCO3 и оставляют на ночь при комнатной темпера-

туре. Продукт экстрагируют хлористым метиленом (2100 мл). Объединённые органичес-

кие слои промывают водой (250 мл) и сушат безводным Na2SO4. Растворитель упарива-

ют при пониженном давлении. Остаток растворяют в гексане, полученный раствор фильт-

руют через тонкий слой силикагеля, после чего растворитель упаривают досуха.  

Метод Б (синтез 27f-p). К раствору 2-нитробензальдегида 2 (5 ммоль) и 2-алкилфурана 26 

(12.5 ммоль) в 1,4-диоксане (15 мл) добавляют 0.3 мл 70% HClO4. Смесь перемешивают 

при 70 С в течение 40–60 мин (контроль методом ТСХ), после чего выливают в холодную 

воду (200 мл). Продукт экстрагируют этилацетатом (350 мл). Объединённые органичес-
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кие фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давле-

нии. Продукт очищают флэш-хроматографией (элюент: CH2Cl2/петролейный эфир, 1:9). 

Соединения 27b,c,g-k,n-p получены в виде светло-жёлтых масел и использовались далее 

без дополнительной очистки. Данные ЯМР 1Н 27b согласуются с литературными [190]. 

Бис(5-метилфуран-2-ил)(2-нитрофенил)метан (27а). Выход 7.76 г 

(87%). Светло-коричневые кристаллы. Т.пл. 82-83 С (гексан/CH2Cl2). Лит. 

82–83 С (гексан/ CH2Cl2). [433], 83–84 С [434], 80 С [190]. Данные ЯМР 
1Н 27а согласуются с литературными [433,434]. 

5-[Ди(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]-6-нитро-1,3-бензодиоксол (27d). Выход 11.48 г 

(90%). Светло-зелёные призмы. Т.пл. 99–100 С (гексан/CH2Cl2). Лит.: 

99–100 С (этанол) [435]. Найдено, %: C, 67.91; H, 6.54; N, 3.38. 

C24H27NO6 (425.47). Вычислено, %: C, 67.75; H, 6.40; N, 3.29. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.25 (c, 18H, t-Bu), 5.87 (д, 3J = 

3.1, 2H, HFur), 5.93 (д, 3J = 3.1, 2H, HFur), 6.06 (c, 2H, CH2), 6.29 (c, 1H, 

CH), 6.79 (c, 1H, HAr), 7.49 (с, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax 2968, 1525, 1482, 1330, 1260, 1122, 

1038, 1017, 932, 785 см-1. 

6-[Ди(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]-7-нитро-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин (27е). 

Выход 11.60 г (88%). Светло-зелёные призмы. Т.пл. 123–124 С (гек-

сан/CH2Cl2). Найдено, %: C, 68.37; H, 6.72; N, 3.24. C25H29NO6 

(439.50). Вычислено, %: C, 68.32; H, 6.65; N, 3.19. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.25 (c, 18H, t-Bu), 4.29 (c, 4H, 2CH2), 

5.85 (д, 3J = 3.1, 2H, HFur), 5.89 (д, 3J = 3.1, 2H, HFur), 6.29 (c, 1H, CH), 

6.79 (c, 1H, HAr), 7.63 (с, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax 2961, 1521, 1320, 1299, 1268, 1188, 1067, 

1014, 899, 784 см-1. 

Бис(5-трет-бутилфуран-2-ил)(5-метокси-2-нитрофенил)метан (27f). Выход 1.66 г 

(81%). Тёмно-жёлтые кристаллы. Rf = 0.61 (ацетон/CH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:1:3). Т.пл. 69–70 С. Найдено, %: C, 70.23; H, 7.14; N, 3.38. 

C24H29NO5 (411.49). Вычислено, %: C, 70.05; H, 7.10; N, 3.40. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.22 (с, 18H, t-Bu), 3.77 (с, 3H, OМе 

5.85 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 5.90 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 6.40 (с, 1H, CH), 6.77 

(д, 4J = 2.7, 1H, HAr), 6.83 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.7, 1H, HAr), 8.04 (д, 3J = 9.0, 1H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.2 (6C), 32.8 (2С), 40.5, 55.8, 102.5 (2С), 108.6 (2C), 113.2, 

115.6, 127.8, 138.5, 141.8, 150.7 (2C), 163.2, 164.1 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 
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%): 411 (23) [M+], 394 (100), 272 (18), 216 (12), 57 (58), 43 (32). ИК (KBr): νmax 2969, 1602, 

1589, 1555, 1513, 1491, 1480, 1461, 1336, 1265, 1231, 1195, 1125, 1067, 1034, 1018, 838, 800, 

790, 750 см-1. 

(3-Метил-2,5-диметокси-6-нитрофенил)бис(5-метилфуран-2-ил)метан (27l). Выход 

1.30 г (70%). Светло-зелёные кристаллы. Rf = 0.53 (ацетон/CH2Cl2/ 

петролейный эфир, 1:1:3). Т.пл. 131–132 С. Лит.: 136–137 С [435]. 

Найдено, %: C, 64.45; H, 5.69; N, 3.73. C20H21NO6 (371.38). Вычис-

лено, %: C, 64.68; H, 5.70; N, 3.77. Спектр ЯМР 1Н (400 МГц, СDCl3, 

δ, КССВ): 2.23 (с, 6H, 2Ме), 2.33 (с, 3H, Ме), 3.47 (с, 3H, OМе), 3.80 

(с, 3H, OМе), 5.82 (с, 1H, CH), 5.88 (д, 3J = 3.2, 2H, HFur), 5.98 (д, 3J = 3.2, 2H, HFur), 6.78 (с, 

1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 13.7 (2C), 17.1, 37.3, 56.7, 61.1, 106.6 (2C), 

109.7 (2C), 114.0, 126.0, 134.3, 140.2, 147.0, 149.8 (2C), 150.2, 151.5 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 371 (38) [M+], 354 (100), 309 (50), 274 (45), 214 (20), 162 (20), 110 (25), 

58 (18), 44 (63). ИК (KBr): νmax 1605, 1566, 1535, 1479, 1468, 1402, 1369, 1325, 1242, 1215, 

1140, 1096, 1036, 961, 810, 785 см-1. 

(3-Метил-2,5-диметокси-6-нитрофенил)бис(5-этилфуран-2-ил)метан (27m). Выход 1.52 

г (76%). Светло-коричневые кристаллы. Rf = 0.59 (ацетон/CH2Cl2/пет-

ролейный эфир, 1:1:3). Т.пл. 105–106 С. Найдено, %: C, 66.39; H, 

6.30; N, 3.53. C22H25NO6 (399.44). Вычислено, %: C, C, 66.15; H, 6.31; 

N, 3.51. Спектр ЯМР 1Н (400 МГц, СDCl3, δ, КССВ): ): 1.18 (т, 3J = 

7.6, 6Н, 2Ме), 2.33 (с, 3H, Ме), 2.58 (кв, 3J = 7.6, 4Н, 2СН2), 3.46 (с, 3H, 

OМе), 3.80 (с, 3H, OМе), 5.84 (с, 1H, CH), 5.89 (д, 3J = 3.2, 2H, HFur), 5.98 (д, 3J = 3.2, 2H, 

HFur), 6.78 (с, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 12.4 (2C), 17.1, 21.5 (2С), 

37.4, 56.7, 61.1, 105.0 (2C), 109.5 (2C), 114.0, 126.1, 134.3, 140.2, 147.0, 149.7 (2C), 150.2, 

157.2 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 399 (20) [M+], 382 (100), 323 (35), 288 

(34), 258 (15), 228 (14), 123 (72), 101 (20), 59 (34), 43 (48). ИК (KBr): νmax 1604, 1562, 1537, 

1476, 1404, 1371, 1329, 1254, 1182, 1103, 1051, 1018, 1007, 966, 814, 787, 766 см-1. 

Синтез (2-аминофенил)бис(5-алкил-2-фурил)метанов 28a-e 

К раствору соединения 27 (14 ммоль) в этаноле (60 мл) добавляют активный никель Ренея 

(4 г) и N2H4H2O (5 мл). Реакционную смесь кипятят в течение 1 ч. По завершении реакции 

(контроль методом ТСХ), никель отфильтровывают. Растворитель упаривают при пони-

женном давлении. Остаток растворяют в смеси CH2Cl2/гексан и пропускают через тонкий 

слой силикагеля. Растворитель упаривают досуха при пониженном давлении. Соединения 
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28a,b,d получены в виде светло-жёлтых масел и использовались далее без дополнитель-

ной очистки. Данные ЯМР 1Н 28а согласуются с литературными [190,334,434]. 

(2-Амино-4,5-диметоксифенил)бис(5-трет-бутилфуран-2-ил)метан (28с). Выход 4.78 г 

(83%). Белый порошок. Т.пл. 119 С (гексан/CH2Cl2). Найдено, %: 

C, 73.07; H, 8.16; N, 3.49. C25H33NO4 (411.53). Вычислено, %: C, 

72.96; H, 8.08; N, 3.40. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 

1.26 (c, 18H, t-Bu), 3.16 (уш. с, 2Н, NH2), 3.68 (c, 3H, OMe), 3.83 (c, 

3H, OMe), 5.36 (c, 1H, CH), 5.89 (уш. с, 4H, HFur), 6.32 (c, 1H, HAr), 

6.44 (с, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax 3388, 3212, 2960, 1524, 1464, 1288, 1264, 1224, 1212, 1184, 

1172, 1128, 1016, 784, 760 см-1. 

7-Амино-6-[ди(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]-2,3-дигидро-1,4-бензодиоксин (28е). 

Выход 4.64 г (81%). Бесцветные призмы. Т.пл. 126–127 С (гексан/ 

CH2Cl2). Найдено, %: C, 73.24; H, 7.75; N, 3.39. C25H31NO4 (409.52). 

Вычислено, %: C, 73.32; H, 7.63; N, 3.42. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.26 (c, 18H, t-Bu), 3.15 (уш. с, 2Н, NH2), 4.15-4.17 

(м, 2H, CH2), 4.19-4.21 (м, 2H, CH2), 5.33 (с, 1Н, СН), 5.87 (уш. с, 4H, 

HFur), 6.25 (c, 1H, HAr), 6.41 (с, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  3456, 3376, 2964, 1516, 1460, 1328, 

1204, 1188, 1124, 1072, 1012, 792, 772 см-1. 

Соединения 28f-h получены восстановлением соответствующих нитропроизводных 27 

хлоридом олова(II) по процедуре, описанной для получения индолов 34 (см. ниже). 

2-[Бис(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]-4-метоксианилин (28f). Выход 0.42 г (55%). 

Жёлтые кристаллы. Rf = 0.69 (ацетон/CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:3). 

Т.пл. 76–77 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 75.46; H, 

8.19; N, 3.52. C24H31NO3 (381.51). Вычислено, %: C, 75.56; H, 8.19; N, 

3.67. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.24 (с, 18Н, t-Bu), 

3.65 (c, 3H, OMe), 3.95 (уш. с, 2Н, NH2), 5.45 (c, 1H, CH), 5.86 (д, 3J = 3.3, 

2H, HFur), 5.87 (д, 3J = 3.3, 2H, HFur), 6.47 (д, 4J = 2.7, 1Н, НAr), 6.67 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.7, 1Н, 

НAr), 6.72 (д, 3J = 8.4, 1Н, НAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.2 (6C), 32.7 (2С), 

40.9, 55.7, 102.5 (2С), 108.2 (2С), 113.8, 114.5, 118.4, 128.2, 136.7, 151.3 (2С), 153.7, 163.9 

(2С). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 381 (100) [M+], 324 (10), 282 (14), 200 (25), 57 

(32), 43 (20). ИК (KBr): νmax  3430, 3358, 2971, 1504, 1433, 1286, 1271, 1217, 1194, 1134, 

1102, 809, 796, 782, 730 см-1. 
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2-[Бис(5-метилтиофен-2-ил)метил]анилин (28g). Выход 0.38 г (63%). Зеленоватые крис-

таллы. Rf = 0.58 (ацетон/CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:3). Т.пл. 91–92 С 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 68.06; H, 5.73; N, 4.52; S, 

21.63. C17H17NS2 (299.45). Вычислено, %: C, 68.19; H, 5.72; N, 4.68; S, 

21.41. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.44 (с, 6Н, 2Ме), 3.61 

(уш. с, 2Н, NH2), 5.71 (c, 1H, CH), 6.60 (д, 3J = 3.6, 2H, HTh), 6.63 (д, 3J = 3.6, 2H, HTh), 6.67–

6.70 (м, 1Н, НAr), 6.73–6.78 (м, 1Н, НAr), 6.99–7.02 (м, 1Н, НAr), 7.07–7.13 (м, 1Н, НAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 15.4 (2С), 42.7, 116.4, 118.8, 124.7 (2С), 126.0 (2С), 

127.9, 128.5, 129.2, 139.3 (2С), 143.7 (2С), 143.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 299 

(100) [M+], 284 (25), 266 (15), 207 (15), 200 (80), 101 (20), 76 (20), 59 (58), 43 (58). ИК 

(KBr): νmax  3447, 3364, 1620, 1580, 1490, 1455, 1291, 1225, 1030, 813, 795, 770, 749 см-1. 

2-[Бис(5-трет-бутилтиофен-2-ил)метил]анилин (28h). Выход 0.41 г (54%). Светло-жёл-

тые кристаллы. Rf = 0.63 (ацетон/CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:3). Т.пл. 

93–94 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 71.98; H, 7.65; N, 

3.58; S, 16.93. C23H29NS2 (383.61). Вычислено, %: C, 72.01; H, 7.62; N, 

3.65; S, 16.72. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.35 (с, 18Н, 

t-Bu), 4.09 (уш. с, 2Н, NH2), 5.78 (c, 1H, CH), 6.62 (д, 3J = 3.6, 2H, HTh), 

6.64 (д, 3J = 3.6, 2H, HTh), 6.74–6.76 (м, 1Н, НAr), 6.77–6.83 (м, 1Н, НAr), 7.01–7.04 (м, 1Н, 

НAr), 7.09–7.14 (м, 1Н, НAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 32.6 (6C), 34.7 (2С), 

43.0, 117.1, 119.6, 120.7 (2С), 121.7, 125.7 (2С), 128.1, 129.0, 130.1, 142.8 (2С), 157.1 (2С). 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 383 (100) [M+], 368 (15), 326 (64), 242 (31), 186 (36), 

97 (10), 57 (42), 43 (43). ИК (KBr): νmax  3434, 3357, 2964, 1625, 1487, 1456, 1364, 1256, 813, 

794, 753 см-1. 

Синтез [2-(ациламино)фенил]дифурилметанов 29. 

К раствору ацилхлорида (7 ммоль) в бензоле (20–30 мл) добавляют при перемешивании 

раствор анилина 28 (6 ммоль) в бензоле (15 мл). Смесь перемешивают при комнатной тем-

пературе в течение 30–60 минут (контроль методом ТСХ). Затем добавляют насыщенный 

водный раствор NaHCO3 (50 мл). Реакционную смесь интенсивно перемешивают, образо-

вавшийся осадок собирают фильтрованием. Разделяют водную и органическую фракции; 

водную фракцию экстрагируют этилацетатом (3×25 мл). Объединённые органические 

фракции промывают водой (2×30 мл) и сушат безводным Na2SO4. Растворитель упарива-

ют при пониженном давлении. Остаток объединяют с осадком; продукт очищают флэш-

хроматографией на силикагеле (элюент: CH2Cl2/петролейный эфир, 1:8) или перекристал-

лизацией из подходящего растворителя. 
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N-{2-[Бис(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]фенил}бензамид (29а). Выход 2.16 г (79%). 

Бесцветные иглы. Т.пл. 144–145 С (CH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 79.30; H, 7.37; N, 3.10. C30H33NO3 (455.59). Вычис-

221алы221, %: C, 79.09; H, 7.30; N, 3.07. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.19 (с, 18H, t-Bu), 5.52 (с, 1H, CH), 5.87 (д, 
3J = 3.0, 2H, HFur), 5.89 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 7.01–7.05 (м, 1H, HAr), 

7.11–7.16 (м, 1H, HAr), 7.32–7.41 (м, 3H, HAr), 7.46–7.52 (м, 1H, HAr), 7.62–7.65 (м, 2H, HAr), 

8.10–8.13 (м, 2H, HAr + NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 28.9 (6C), 32.6 (2C), 

42.4, 102.5 (2C), 108.5 (2C), 124.0, 125.1, 127.0 (2C), 127.9, 128.5 (2C), 129.4, 130.8, 131.7, 

134.8, 135.5, 150.4 (2C), 164.3 (2C), 165.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 455 (25) 

[M+], 399 (41), 398 (40), 352 (24), 350 (100), 105 (82), 77 (15), 57 (72), 43 (53). ИК (KBr): 

νmax 3244, 2968, 1644, 1580, 1528, 1456, 1324, 1312, 1184, 1128, 1016, 784, 748, 696 см-1. 

N-{2-[Бис(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]фенил}-4-бромобензамид (29b). Выход 2.79 

г (87%). Светло-жёлтые кристаллы. Т.пл. 155–156 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 67.27; H, 6.10; N, 2.51. 

C30H32BrNO3 (534.48). Вычислено, %: C, 67.42; H, 6.03; N, 2.62. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.19 (с, 18H, t-

Bu), 5.51 (с, 1H, CH), 5.88 (д, 3J = 3.3, 2H, HFur), 5.90 (д, 3J = 3.3, 

2H, HFur), 7.06–7.09 (м, 1H, HAr), 7.12–7.18 (м, 1H, HAr), 7.32–7.38 (м, 1H, HAr), 7.47–7.54 (м, 

4H, HAr), 8.01–8.14 (м, 2H, HAr + NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 28.9 (6C), 32.6 

(2C), 42.7, 102.6 (2C), 108.5 (2C), 123.9, 125.3, 126.3, 128.0, 128.7 (2C), 129.7, 130.7, 

131.7(2C), 133.6, 135.4, 150.3 (2C), 164.4 (3C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

536/534 (65/64) [M+], 479/477 (39/41), 478/476 (94/96), 351 (34), 350 (100), 246 (47), 185/183 

(97/99), 155 (26), 105 (94), 77 (28), 59 (22), 57 (66), 43 (70). ИК (KBr): νmax 3428, 2964, 1680, 

1588, 1520, 1488, 1452, 1312, 1276, 1188, 1124, 1016, 804, 784, 756 см-1. 

N-{2-[Бис(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]фенил}-4-нитробензамид (29с). Выход 2.52 

г (84%). Бесцветные иглы. Т.пл. 159–160 С (CH2Cl2/петролей-

ный эфир). Найдено, %: C, 71.85; H, 6.49; N, 5.55. C30H32N2O5 

(500.59). Вычислено, %: C, 71.98; H, 6.44; N, 5.60. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.17 (с, 18H, t-Bu), 5.50 

(с, 1H, CH), 5.88 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 5.92 (д, 3J = 3.0, 2H, 

HFur), 7.11–7.15 (м, 1H, HAr), 7.16–7.22 (м, 1H, HAr), 7.35–7.40 (м, 1H, HAr), 7.76 (д, 3J = 9.0, 

2H, HAr), 8.11–8.14 (м, 1H, HAr),8.21–8.25 (м, 3H, 2HAr + NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDCl3, δ): 28.9 (6C), 32.6 (2C), 43.1, 102.6 (2C), 108.5 (2C), 123.7 (2C), 124.0, 125.8, 128.1, 
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128.2 (2C), 130.1, 130.6, 135.1, 140.4, 149.5, 150.2 (2C), 163.1, 164.6 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 500 (34) [M+], 443 (100), 350 (27), 332 (16), 150 (23), 120 (22), 57 (16), 

43 (13). ИК (KBr): νmax  3284, 2964,  1648, 1600, 1520, 1492, 1344, 1296, 1128, 1013, 780, 

756, 716 см-1. 

N-{2-[Бис(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]фенил}-4-метоксибензамид (29d). Выход 

2.21 г (76%). Белые кристаллы. Т.пл. 134–135 С (CH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Найдено, %: C, 76.92; H, 7.39; N, 2.82. 

C31H35NO4 (485.61). Вычислено, %: C, 76.67; H, 7.26; N, 2.88. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (с, 18H, t-

Bu), 3.84 (с, 3Н, ОМе), 5.52 (с, 1H, CH), 5.88 (д, 3J = 3.3, 2H, 

HFur), 5.89 (д, 3J = 3.3, 2H, HFur), 6.87 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.00–7.03 (м, 1H, HAr), 7.09–7.14 

(м, 1H, HAr), 7.31–7.36 (м, 1H, HAr), 7.59 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 8.00 (уш.с, 1H, NH), 8.08–8.11 

(м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 28.9 (6C), 32.6 (2C), 42.3, 55.4, 102.5 

(2C), 108.5 (2C), 113.7 (2C), 124.0, 124.9, 127.0, 127.8, 128.9 (2C), 129.3, 130.7, 135.7, 150.4 

(2C), 162.3, 164.3 (2C), 164.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 485 (33) [M+], 429 

(15), 428 (37), 351 (31), 350 (70), 183 (19), 152 (17), 135 (100), 77 (24), 59 (16), 57 (33), 43 

(44). ИК (KBr): νmax  3276, 2964, 1636, 1608, 1504, 1300, 1252, 1184, 1028, 1016, 844, 780, 

752 см-1. 

N-{2-[Бис(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]-4,5-диметоксифенил}-4-нитробензамид 

(29e). Выход 2.86 г (85%). Белые кристаллы. Т.пл. 199–200 С 

(CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 68.80; H, 6.61; N, 5.09. 

C32H36N2O7 (560.64). Вычислено, %: C, 68.56; H, 6.47; N, 5.00. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.21 (с, 18H, t-

Bu), 3.81 (с, 3Н, ОМе), 3.94 (с, 3Н, ОМе), 5.45 (с, 1H, CH), 5.91 

(д, 3J = 3.1, 2H, HFur), 5.93 (д, 3J = 3.1, 2H, HFur), 6.63 (с, 1H, HAr), 7.74 (с, 1H, HAr), 7.79 (д, 
3J = 8.5, 2H, HAr), 8.08 (с, 1H, NH), 8.24 (д, 3J = 8.5, 2H, HAr). ИК (KBr): νmax  3247, 2963, 

1651, 1527, 1346, 1218, 1091, 1013, 864, 777 см-1. 

N-{2-[Бис(5-трет-бутилфуран-2-ил)метил]-4,5-диметоксифенил}-4-метилбензамид 

(29f). Выход 2.85 г (90%). Белые кристаллы. Т.пл. 149–151 С 

(CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 74.91; H, 7.39; N, 2.69. 

C33H39NO5 (529.67). Вычислено, %: C, 74.83; H, 7.42; N, 2.64. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.24 (с, 18H, t-

Bu), 2.41 (с, 3Н, Ме), 3.77 (с, 3Н, ОМе), 3.94 (с, 3Н, ОМе), 5.48 

(с, 1H, CH), 5.90 (с, 4H, HFur), 6.52 (с, 1H, HAr), 7.20 (д, 3J = 8.0, 2H, HAr), 7.56 (д, 3J = 8.0, 
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2H, HAr) 7.71 (с, 1H, HAr), 7.95 (с, 1H, NH). ИК (KBr): νmax  3245, 2959, 1647, 1522, 1214, 

1090, 1009, 778 см-1. 

N-{2-[Бис(5-метилфуран-2-ил)метил]фенил}-4-нитробензамид (29g). Выход 1.82 г 

(73%). Белые кристаллы. Т.пл. 181–182 С (CH2Cl2/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 69.24; H, 4.94; N, 6.91. C24H20N2O5 

(416.43). Вычислено, %: C, 69.22; H, 4.84; N, 6.73. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.20 (с, 6H, Ме), 5.48 (с, 1H, 

CH), 5.89 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 5.98 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 7.18–7.21 (м, 2H, HAr), 7.33–7.39 

(м, 1H, HAr), 7.85 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr), 8.00–8.02 (м, 1H, HAr), 8.26 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr), 8.43 

(уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.7 (2C), 43.2, 106.6 (2C), 109.1 

(2C), 123.8 (2C), 124.8, 126.2, 128.3, 128.4, 130.2 (2C), 130.7, 135.4 (2C), 140.5, 149.8, 150.7 

(2C), 152.3 (2C). ИК (KBr): νmax  3283, 1645, 1599, 1523, 1492, 1345, 1299, 1022, 851, 780, 

753, 717 см-1. 

Хинолины 30 получали методом, описанным для получения хинолинов 18. 

(1Z)-1-[4-(5-трет-Бутил-2-фурил)-2-фенилхинолин-3-ил]-4,4-диметилпент-1-ен-3-он 

(30a). Выход 318 мг (52%). Бежевые иглы. Т.пл. 158–159 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 82.34; H, 7.29; N, 3.18. 

C30H31NO2 (437.57). Вычислено, %: C, 82.35; H, 7.14; N, 3.20. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 0.77 (с, 9H, t-Bu), 1.35 (с, 9H, t-

Bu), 6.14 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.37 (д, 3J = 11.7, 1H, =CH), 6.50 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.18 

(д, 3J = 11.7, 1H, =CH), 7.32–7.37 (м, 3H, HAr), 7.46–7.51 (м, 1H, HAr), 7.55–7.59 (м, 2H, HAr), 

7.65–7.70 (м, 1H, HAr), 8.07–8.10 (м, 1H, HAr), 8.14–8.17 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, СDCl3, δ): 25.6 (3C), 29.2 (3C), 32.8, 42.9, 103.7, 114.7, 124.7, 125.1, 125.8, 126.5, 127.6 

(2C), 128.0, 129.0, 129.1, 129.9 (3C), 134.5, 141.2, 141.6, 146.5, 147.4, 158.1, 165.4, 203.4. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 437 (52) [M+], 352 (37), 296 (100), 85 (16), 57 (92), 

43 (76). ИК (KBr): νmax  2968, 1680, 1616, 1556, 1076, 1004, 816, 768, 700 см-1. 

(1Z)-1-[2-(4-Бромфенил)-4-(5-трет-бутил-2-фурил)хинолин-3-ил]-4,4-диметилпент-1-

ен-3-он (30b). Выход 498 мг (69%). Светло-жёлтые кристаллы. Т.пл. 

196–197 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 69.66; H, 

5.91; N, 2.59. C30H30BrNO2 (516.47). Вычислено, %: C, 69.77; H, 5.85; 

N, 2.71. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 0.80 (c, 9H, t-

Bu), 1.34 (c, 9H, t-Bu), 6.15 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.40 (д, 3J = 12.0, 

1H, =CH), 6.52 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.16 (д, 3J = 12.0, 1H, =CH), 7.44–7.54 (м, 5H, HAr), 
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7.67–7.73 (м, 1H, HAr), 8.08–8.11 (м, 1H, HAr), 8.16–8.19 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, СDCl3, δ): 25.6 (3C), 29.1 (3C), 32.9, 43.0, 103.8, 115.1, 122.5, 124.8, 125.1, 125.9, 

126.9, 128.6, 129.5, 129.6, 130.7 (2С), 131.6 (2C), 135.0, 139.7 141.2, 146.2, 147.0, 156.9, 

165.6, 203.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 517/515 (34/35) [M+], 376/374 (96/100), 

57 (77), 43 (32). ИК (KBr): νmax  2964, 1680, 1608, 1560, 1528, 1484, 1360, 1272, 1072, 1004, 

808, 800, 792, 768 см-1. 

(1Z)-1-[4-(5-трет-Бутил-2-фурил)-2-(4-нитрофенил)-хинолин-3-ил]-4,4-диметилпент-

1-ен-3-он (30с). Выход 364 мг (54%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. 209–

210 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 74.52; H, 6.30; N, 

5.69. C30H30N2O4 (482.57). Вычислено, %: C, 74.67; H, 6.27; N, 5.80. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 0.77 (с, 9H, t-Bu), 1.35 

(с, 9H, t-Bu), 6.17 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.42 (д, 3J = 12.0, 1H, =CH), 

6.53 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.22 (д, 3J = 12.0, 1H, =CH), 7.52–7.58 (м, 1H, HAr), 7.70–7.75 (м, 

1H, HAr), 7.78 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr), 8.12–8.17 (м, 2H, HAr), 8.23 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 25.5 (3C), 29.1 (3C), 32.9, 43.1, 103.9, 115.4, 122.7 (2C), 125.0, 

125.2, 125.9, 127.3, 128.1, 129.7, 129.8, 130.9 (2C), 135.0, 141.0, 145.9, 147.2, 147.4, 147.5, 

156.0, 165.8, 203.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 482 (24) [M+], 398 (24), 381 (18), 

341 (53), 325 (18), 85 (24), 57 (100), 43 (42). ИК (KBr): νmax  2964, 1680, 1604, 1516, 1344, 

1272, 1072, 1008, 808, 792, 772, 716 см-1. 

(1Z)-1-[4-(5-трет-Бутил-2-фурил)-2-(4-метоксифенил)-хинолин-3-ил]-4,4-диметил-

пент-1-ен-3-он (30d). Выход 163 мг (25%). Красно-оранжевые крис-

таллы. Т.пл. 148-149 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

79.49; H, 7.24; N, 3.20. C31H33NO3 (467.60). Вычислено, %: C, 79.63; 

H, 7.11; N, 3.00. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 0.79 

(с, 9H, t-Bu), 1.34 (с, 9H, t-Bu), 3.82 (с, 3H, Oме), 6.13 (д, 3J = 3.3, 1H, 

HFur), 6.38 (д, 3J = 12.0, 1H, =CH), 6.48 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.89 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.19 

(д, 3J = 12.0, 1H, =CH), 7.44–7.50 (м, 1H, HAr), 7.52 (д, 3J = 8.7 Hz, 2H, HAr), 7.63–7.68 (м, 

1H, HAr), 8.04–8.07 (м, 1H, HAr), 8.11-8.14 (м, 1H, Har). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, 

δ): 25.7 (3C), 29.1 (3C), 32.8, 42.9, 55.4, 103.6, 113.1 (2C), 114.6, 124.5, 124.9, 125.7, 126.3, 

128.9, 129.0, 129.7, 131.2 (2C), 133.7, 134.4, 141.7, 146.5, 147.3, 157.7, 159.7, 165.2, 203.5. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 467 (42) [M+], 410 (27), 382 (37), 326 (93), 85 (64), 

69 (22), 57 (100), 43 (68). ИК (KBr): νmax  2966, 1684, 1607, 1514, 1249, 1182, 1073, 1005, 

809, 758 см-1. 
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N-{2-[(4-Бромфенил)(гидрокси)метил]-4,5-диметоксифенил}бензамид (31). К раствору 

N-[2-(4-бромбензоил)-4,5-диметоксифенил]бензамида (5 ммоль, 2.2 

г) в этаноле (5 мл) добавляют мелкорастёртый порошок NaBH4 (0.38 

г, 10 ммоль). Реакционную смесь нагревают до кипения, после чего 

дают охладиться до комнатной темературы в течение 1 часа. Смесь 

выливают в воду, нейтрализуют добавлением 10% HCl до рН 7. Осадок отфильтровывают, 

промывают водой и перекристаллизовывают. Продукт выделяют в виде белого твёрдого 

вещества. Т.пл. 153–154 С (EtOH/ацетон). Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 3.75 (c, 6H, 2 Ome), 5.88 (c, 1H, CH), 6.55 (уш. с, 1H, OH), 7.05 (с, 1H, HAr), 7.23 (д, 
3J = 8.7, 2H, HAr), 7.41 (с, 1H, HAr), 7.43 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr),7.49–7.61 (м, 3H, HAr), 7.80–

7.83 (м, 2H, HAr), 10.05 (с, 1H, NH). Соединение 31 используют для дальнейших превраще-

ний без дополнительной очистки. 

N-{2-[(4-Бромфенил)(5-метилфуран-2-ил)метил]-4,5-диметоксифенил}бензамид (32). 

Смесь соединения 31 (4.42 г, 10 ммоль), 2-метилфурана (1.64 г, 20 

ммоль), TsOH (0.1 г, 0.6 ммоль) и СН2Cl2 (70 мл) кипятят в течение 

2 часов с насадкой Дина-Старка (контроль методом ТСХ). Реакци-

онную смесь нейтрализуют водным раствором NaHCO3 и сушат 

безводным Na2SO4. Смесь концентрируют до объёма 5-10 мл, пос-

ле чего добавляют гексан (50 мл). Полученный раствор быстро отфильтровывают через 

небольшой слой силикагеля и оставляют до кристаллизации продукта. Продукт выделяют 

в виде белого вещества с выходом 4.10 г (81%). Т.пл. 194–195 С. Найдено, %: C, 64.23; H, 

4.94; N, 2.96. C27H24BrNO4 (506.39). Вычислено, %: C, 64.04; H, 4.78; N, 2.77. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.23 (c, 3H, Me), 3.74 (c, 3H, OMe), 3.89 (c, 3H, OMe), 5.40 

(c, 1H, CH), 5.88 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 5.92 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.49 (с, 1H, HAr), 7.00–7.02 

(м, 2H, HAr), 7.36–7.44 (м, 4H, HAr), 7.46–7.55 (м, 4H, HAr), 7.69 (уш. с, 1H, NH). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 46.6, 56.0, 56.1, 106.4, 109.0, 109.7, 113.0, 121.2, 125.4, 

126.8 (2C), 128.5, 128.6 (2C), 130.2 (2C), 131.7, 131.8 (2C), 134.5, 139.3, 146.6, 148.3, 152.3, 

152.5, 165.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 507/505 (79/76) [M+], 402/400 (79/76), 

180 (30), 165 (78), 105 (100), 77 (50), 59 (56), 43 (58). ИК (KBr): νmax  3236, 1660, 1643, 1515, 

1486, 1310, 1291, 1262, 1216, 1092, 1011, 714, 693 см-1. 

(3Z)-4-[4-(4-бромфенил)-6,7-диметокси-2-фенилхинолин-3-ил]бут-3-ен-2-он (33). Смесь 

амида 32 (0.5 г, 1 ммоль), POCl3 (5 мл) и бензола (50 мл) кипятят с обратным холодильни-

ком в течение 1.5 часов. Реакционную смесь выливают в воду (800 мл) и нейтрализуют до-

бавлением раствора NaOH (50 г) в воде (200 мл). Продукт экстрагируют CH2Cl2 (3150 
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мл). Объединённые органические фракции сушат безводным 

Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. Ос-

таток очищают колоночной хроматографией на силикагеле, ис-

пользуя в качестве элюента смесь CH2Cl2 c петролейным эфиром 

(1:3), и перекристаллизовывают из той же смеси. Выход 176 мг 

(36%). Бежевые кристаллы. Т.пл. 157–159 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

66.37; H, 4.60; N, 2.67. C27H22BrNO3 (488.37). Вычислено, %: C, 66.40; H, 4.54; N, 2.87. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.61 (с, 3H, Ме), 3.78 (с, 3H, OМе), 4.03 (с, 

3H, OМе), 5.94 (д, 3J = 12.0, 1H, =CH), 6.64 (д, 3J = 12.0, 1H, =CH), 6.68 (с, 1H, HAr), 7.18–

7.21 (м, 2H, HAr), 7.34–7.42 (м, 3H, HAr), 7.54–7.62 (м, 5H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDCl3, δ): 30.0, 55.8, 56.2, 103.1, 108.2, 121.1, 122.3, 126.1, 127.8 (3C), 127.9 (2C), 129.8 

(2C), 130.9, 131.6 (2C), 135.9, 138.5, 140.5, 143.6, 144.2, 149.9, 152.5, 155.4, 198.3. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 489/487 (25/26) [M+], 446/444 (97/98), 430 (17), 257 (53), 

105 (100), 77 (18), 43 (35). ИК (KBr): νmax  1692, 1616, 1500, 1464, 1452, 1428, 1352, 1212, 

1184, 1144, 1016, 840 см-1. 

Восстановление (2-нитрофенил)дифурилметанов хлоридом олова(II). Получение 

индолов 34 (или (2-аминофенил)дифурилметанов 28с,f-h). 

Смесь (2-нитрофенил)дифурилметана 27 (2 ммоль), SnCl22H2O (2.26 г, 10 ммоль) и эта-

нола (20 мл) кипятят с обратным холодильником в течение 40-60 минут (контроль мето-

дом ТСХ). Реакционную смесь выливают в холодную воду (250 мл), добавляют водный 

раствор NaHCO3 до нейтральной реакции. Осадок отфильтровывают. Водный слой экстра-

гируют этилацетатом (330 мл). Осадок экстрагируют диоксаном (450 мл). Объединён-

ные органические фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают досуха при 

пониженном давлении. Продукты очищают колоночной хроматографией на силикагеле, 

используя в качестве элюента смесь CH2Cl2 с петролейным эфиром (1:5) и перекристал-

лизовывают из смеси этих растворителей. 

(3E)-4-[3-(5-Метилфуран-2-ил)-1Н-индол-2-ил]бут-3-ен-2-он (34а). Выход 0.20 г (37%). 

Светло-коричневые кристаллы. Rf = 0.32 (ацетон/CH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:1:3). Т.пл. 215–216 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Лит.: 216–

217 С (толуол) [181]. Найдено, %: C, 77.07; H, 5.84; N, 5.27. C17H15NO2 

(265.31). Вычислено, %: C, 76.96; H, 5.70; N, 5.28. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.36 (с, 3H, Ме), 2.41 (с, 3H, Ме), 6.29 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.71 

(д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.83 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 7.09–7.15 (м, 1H, HAr), 7.26–7.31 (м, 1H, 

HAr), 7.40–7.42 (м, 1H, HAr), 7.85–7.88 (м, 1H, HAr), 7.99 (д, 3J = 16.2, 1H, =CH), 11.74 (c, 1H, 
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NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.4, 27.2, 107.9, 108.8, 111.7, 112.0, 120.4, 

120.8, 124.8, 125.0, 125.7, 129.5, 131.8, 137.8, 147.3, 151.3, 197.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 265 (100) [M+], 248 (25), 222 (78), 194 (95), 180 (38), 167 (16), 125 (11), 43 (27). 

ИК (KBr): νmax  3296, 1640, 1602, 1326, 1269, 1234, 1032, 969, 743 см-1. 

(1E)-1-[3-(5-трет-Бутилфуран-2-ил)-1Н-индол-2-ил]-4,4-диметилпент-1-ен-3-он (34b). 

Выход 0.42 г (60%). Оранжевые кристаллы. Rf = 0.61 (ацетон/CH2Cl2/ 

петролейный эфир, 1:1:3). Т.пл. 188–189 С (CH2Cl2/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 79.03; H, 7.62; N, 4.18. C23H27NO2 (349.47). Вы-

числено, %: C, 79.05; H, 7.79; N, 4.01. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 1.20 (с, 9Н, t-Bu), 1.36 (c, 9Н, t-Bu), 6.25 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.67 (д, 
3J = 3.3, 1H, HFur), 7.10–7.16 (м, 1H, HAr), 7.27–7.33 (м, 1H, HAr), 7.42–7.45 (м, 1H, HAr), 7.45 

(д, 3J = 15.6, 1H, =CH), 7.83–7.85 (м, 1H, HAr), 8.20 (д, 3J = 15.6, 1H, =CH), 11.75 (c, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 26.0 (3C), 28.9 (3C), 32.3, 42.7, 104.3, 108.0, 

111.5, 111.9, 119.8, 120.4, 120.5, 124.7, 125.0, 130.2, 130.8, 137.6, 147.2, 162.8, 202.7. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 349 (96) [M+], 334 (77), 292 (100), 277 (45), 248 (22), 236 

(35), 209 (35), 180 (40), 85 (18), 69 (40), 57 (34), 42 (47). ИК (KBr): νmax  3316, 2966, 1659, 

1573, 1475, 1327, 1283, 1231, 1088, 1006, 737 см-1. 

(1E)-1-[5-Бромо-3-(5-трет-бутилфуран-2-ил)-1Н-индол-2-ил]-4,4-диметилпент-1-ен-3-

он (34c). Выход 0.56 г (65%). Оранжевые кристаллы. Rf = 0.53 

(ацетон/CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:3). Т.пл. 212–213 С 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 64.38; H, 6.24; N, 3.16. 

C23H26BrNO2 (428.36). Вычислено, %: C, 64.49; H, 6.12; N, 3.27. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.24 (с, 9Н, t-Bu), 1.38 (c, 9Н, t-Bu), 6.10 (д, 
3J = 3.3, 1H, HFur), 6.51 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.94 (д, 3J = 15.6, 1H, =CH), 7.20 (д, 3J = 8.7, 

1H, HAr), 7.36 (дд, 3J = 8.7, 4J = 1.8, 1H, HAr), 8.04 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 8.29 (д, 3J = 15.6, 1H, 

=CH), 8.63 (c, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 26.7 (3C), 29.4 (3C), 33.0, 

43.4, 104.2, 109.4, 112.6, 114.0, 114.3, 118.9, 124.4, 127.8, 128.4, 130.9, 131.9, 136.1, 146.6, 

164.8, 203.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 429/427 (48/48) [M+], 414/412 (15/14), 

373/371 (62/60), 355 (15), 316 (12), 279 (20), 207 (24), 178 (12), 101 (24), 83 (16), 69 (30), 57 

(100), 43 (72). ИК (KBr): νmax  3283, 2968, 1659, 1566, 1477, 1365, 1273, 1092, 967, 780 см-1. 

(1E)-1-[3-(5-трет-Бутилфуран-2-ил)-5-хлор-1Н-индол-2-ил]-4,4-диметилпент-1-ен-3-

он (34d). Выход 0.56 г (73%). Светло-оранжевые кристаллы. Rf = 0.58 (ацетон/CH2Cl2/пет-

ролейный эфир, 1:1:3). Т.пл. 209–210 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

72.08; H, 6.82; N, 3.67. C23H26ClNO2 (383.91). Вычислено, %: C, 71.96; H, 6.83; N, 3.65. 
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Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.24 (с, 9Н, t-Bu), 

1.36 (c, 9Н, t-Bu), 6.08 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.49 (д, 3J = 3.3, 1H, 

HFur), 6.99 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 7.23 (c, 2H, HAr), 7.87 (c, 1H, 

HAr), 8.33 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 8.90 (c, 1H, NH). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, CDCl3, δ): 26.5 (3C), 29.1 (3C), 32.8, 43.2, 104.0, 109.0, 112.0, 113.9, 118.5, 

120.9, 125.7, 126.5, 126.9, 130.8, 131.9, 135.7, 146.4, 164.5, 203.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 385/383 (30/90) [M+], 370/368 (25/72), 326 (54), 312 (44), 271 (25), 242 (22), 207 

(21), 57 (100), 43 (54). ИК (KBr): νmax  3302, 2965, 1658, 1558, 1278, 1224, 1193, 1091, 1037, 

1010, 800 см-1. 

(1E)-1-[6-Бромо-3-(5-трет-бутилфуран-2-ил)-1Н-индол-2-ил]-4,4-диметилпент-1-ен-3-

он (34e). Выход 0.52 г (61%). Оранжевые кристаллы. Rf = 0.63 

(ацетон/CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:3). Т.пл. 211–212 С 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 64.33; H, 6.14; N, 3.01. 

C23H26BrNO2 (428.36). Вычислено, %: C, 64.49; H, 6.12; N, 3.27. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.24 (с, 9Н, t-Bu), 1.38 (c, 9Н, t-Bu), 6.10 (д, 
3J = 3.3, 1H, HFur), 6.51 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.94 (д, 3J = 15.6, 1H, =CH), 7.20 (д, 3J = 8.7, 

1H, HAr), 7.36 (дд, 3J = 8.7, 4J = 1.8, 1H, HAr), 8.04 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 8.29 (д, 3J = 15.6, 1H, 

=CH), 8.63 (c, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 26.7 (3C), 29.4 (3C), 33.0, 

43.4, 104.2, 109.5, 114.1, 114.7, 118.6, 119.3, 123.0, 124.6, 125.2, 130.4, 131.7, 138.2, 146.7, 

164.8, 203.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 429/427 (38/38) [M+], 414/412 (24/25), 

373/371 (59/59), 355 (29), 313 (29), 291 (15), 276 (17), 233 (15), 207 (22), 178 (22), 101 (28), 

83 (19), 69 (32), 57 (100), 42 (98). ИК (KBr): νmax  3302, 2965, 1658, 1558, 1278, 1224, 1193, 

1091, 1037, 1010, 800 см-1. 

Метил 2-[(1E)-1-4,4-диметил-3-оксопент-1-ен-1-ил]-3-(5-трет-бутилфуран-2-ил)-1Н-

индол-6-карбоксилат (34f). Выход 0.50 г (62%). Жёлтые 

кристаллы. Rf = 0.55 (ацетон/CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:3) 

Т.пл. 218–219 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

73.61; H, 7.10; N, 3.31. C25H29NO4 (407.50). Вычислено, %: C, 

73.69; H, 7.17; N, 3.44. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.22 (с, 9Н, t-Bu), 1.37 

(c, 9Н, t-Bu), 3.91 (с, 3Н, ОМе), 6.09 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.52 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.15 (д, 
3J = 15.9, 1H, =CH), 7.81 (дд, 3J = 8.7, 4J = 1.5, 1H, HAr), 7.91 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 8.07 (д, 4J 

= 1.5, 1H, HAr), 8.32 (д, 3J = 15.9, 1H, =CH), 9.45 (c, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

CDCl3, δ): 26.4 (3C), 29.1 (3C), 33.0, 43.3, 52.3, 104.0, 109.0, 113.4, 114.0, 119.9, 121.1, 121.5, 

126.2, 129.2, 131.7, 132.6, 136.7, 146.5, 164.4, 168.0, 204.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 
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Iотн., %): 407 (100) [M+], 392 (25), 350(95), 334(44), 294 (38), 266 (33), 234(25), 69 (25), 57 

(69), 42(75). ИК (KBr): νmax  2964, 1706, 1673, 1596, 1508, 1436, 1365, 1309, 1292, 1272, 

1214, 1081, 1007, 974, 776, 742 см-1. 

(1E)-1-[3-(5-трет-Бутилфуран-2-ил)-5-метил-4,7-диметокси-1Н-индол-2-ил]-4,4-диме-

тилпент-1-ен-3-он (34g). Выход 0.57 г (67%). Ярко-оранжевые 

кристаллы. Rf = 0.57 (ацетон/CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:3). 

Т.пл. 225–226 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

73.61; H, 7.84; N, 3.19. C26H33NO4 (423.54). Вычислено, %: C, 

73.73; H, 7.85; N, 3.31. Спектр ЯМР 1Н (400 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.17 (с, 9Н, t-Bu), 

1.33 (c, 9Н, t-Bu), 2.27 (с, 3Н, Ме), 3.30 (с, 3Н, ОМе), 3.94 (с, 3Н, ОМе), 6.16 (д, 3J = 3.2, 1H, 

HFur), 6.46 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.66 (с, 1H, HAr), 7.63 (д, 3J = 16.0, 1H, =CH), 7.76 (д, 3J = 

16.0, 1H, =CH), 11.79 (c, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, DMSO-d6, δ): 15.4, 25.9 

(3C), 28.9 (3C), 32.3, 42.8, 55.5, 60.3, 103.7, 107.5, 110.6, 111.2, 120.1, 120.4, 120.5, 127.9, 

130.5, 131.8, 141.9, 144.7, 146.0, 163.2, 203.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 423 

(100) [M+], 408 (28), 366 (83), 293 (58), 282 (25), 265 (20), 236 (33), 222 (13), 208 (14), 194 

(13), 180 (20), 167 (13), 57 (87), 44 (32). ИК (KBr): νmax  3268, 2964, 1664, 1576, 1318, 1270, 

1223, 1195, 1095, 1042, 1006, 925, 805 см-1. 

(4E)-4-[5-Метил-3-(5-метилфуран-2-ил)-4,7-диметокси-1Н-индол-2-ил]бут-3-ен-2-он 

(34h). Выход 0.20 г (30%). Жёлтые кристаллы. Rf = 0.34 (ацетон/ 

CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:3). Т.пл. 234–235 С (CH2Cl2/петро-

лейный эфир). Найдено, %: C, 70.90; H, 6.21; N, 4.08. C20H21NO4 

(339.39). Вычислено, %: C, 70.78; H, 6.24; N, 4.13. Спектр ЯМР 1Н 

(400 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.27 (с, 6Н, 2Ме), 2.36 (с, 3Н, Ме), 3.36 (с, 3Н, ОМе), 3.92 

(с, 3Н, ОМе), 6.20 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.46 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.65 (с, 1H, HAr), 7.11 (д, 
3J = 16.4, 1H, =CH), 7.62 (д, 3J = 16.4, 1H, =CH), 11.78 (c, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (100 

МГц, CDCl3, δ): 13.4, 15.4, 27.6, 55.5, 60.3, 107.4, 107.7, 111.2, 111.3, 120.3, 120.6, 125.9, 

128.1, 131.2 (2С), 142.0, 144.6, 146.0, 151.4, 197.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

339 (100) [M+], 324 (66), 282 (15), 266 (15), 127 (10), 101 (14), 57 (14), 42 (27). ИК (KBr): 

νmax  3215, 1638, 1609, 1512, 1319, 1265, 1227, 1196, 1045 см-1. 

(1E)-1-[5-Метил-4,7-диметокси-3-(5-этилфуран-2-ил)-1Н-индол-2-ил]пент-1-ен-3-он 

(34i). Выход 0.32 г (44%). Жёлтые кристаллы. Rf = 0.42 (ацетон/ CH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:1:3). Т.пл. 211–212С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 71.88; H, 6.85; 

N, 3.88. C22H25NO4 (367.44). Вычислено, %: C, 71.91; H, 6.86; N, 3.81. Спектр ЯМР 1Н 

(400 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.00 (т, 3J = 7.2, 3Н, Ме), 1.23 (т, 3J = 7.6, 3Н, Ме), 2.26 (с, 
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3Н, Ме), 2.58 (кв, 3J = 7.2, 2Н, CH2), 2.67 (кв, 3J = 7.6, 2Н, CH2), 3.34 

(с, 3Н, ОМе), 3.92 (с, 3Н, ОМе), 6.24 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.50 (д, 
3J = 3.2, 1H, HFur), 6.65 (с, 1H, HAr), 7.20 (д, 3J = 16.4, 1H, =CH), 7.67 

(д, 3J = 16.4, 1H, =CH), 11.77 (c, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (100 

МГц, CDCl3, δ): 8.8, 12.8, 16.0, 21.5, 34.4, 56.1, 60.9, 106.5, 108.2, 

111.5, 111.8, 120.8, 121.1, 125.3, 128.6, 130.6, 131.9, 142.6, 145.2, 146.6, 157.4, 200.3. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 367 (100) [M+], 352 (73), 338 (40), 310 (20), 252 (12), 183 

(10), 101 (10), 83 (10), 59 (14), 43 (32). ИК (KBr): νmax  3229, 1654, 1616, 1510, 1348, 1331, 

1302, 1267, 1227, 1186, 1148, 1036, 797 см-1. 

(1E)-1-[3-(5-Этилфуран-2-ил)-1Н-индол-2-ил]пент-1-ен-3-он (34j). Выход 0.23 г (40%). 

Тёмно-жёлтые кристаллы. Rf = 0.43 (ацетон/CH2Cl2/петролейный эфир, 

1:1:3). Т. пл. 196-197 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

77.92; H, 6.78; N, 4.77. C19H19NO2 (293.36). Вычислено, %: C, 77.79; H, 

6.53; N, 4.77. Спектр ЯМР 1Н (400 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.07 (т, 3J 

= 7.2, 3Н, Ме), 1.29 (т, 3J = 7.6, 3Н, Ме), 2.73 (кв, 3J = 7.2, 2Н, СН2), 2.76 (кв, 3J = 7.6, 2Н, 

СН2), 6.28 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.70 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.90 (д, 3J = 16.0, 1H, =CH), 

7.10–7.14 (м, 1H, HAr), 7.26–7.31 (м, 1H, HAr), 7.40–7.42 (м, 1H, HAr), 7.84–7.86 (м, 1H, HAr), 

8.05 (д, 3J = 16.0, 1H, =CH), 11.74 (c, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, DMSO-d6, δ): 

8.3, 12.1, 20.9, 33.2, 106.5, 108.4, 111.6, 111.9, 120.4, 120.7, 124.6, 124.8, 124.9, 129.7, 130.5, 

137.7, 147.3, 156.5, 199.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 293 (100) [M+], 264 (48), 

236 (32), 222 (14), 208 (16), 57 (54), 44 (28). ИК (KBr): νmax  3293, 2964, 1649, 1609, 1331, 

1261, 1201, 1190, 1031, 959, 738 см-1. 

1-[2-(3-Оксопент-1-ен-1-ил)-1Н-индол-3-ил]гексан-1,4-дион (42а). Выход 0.08 г (12%). 

Жёлтые кристаллы. Rf = 0.42 (ацетон/CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:3). 

Т. пл. 200-201 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 73.13; H, 

6.79; N, 4.64. C19H21NO3 (311.37). Вычислено, %: C, 73.29; H, 6.80; N, 

4.50. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.12 (т, 3J = 7.5, 3Н, 

Ме), 1.18 (т, 3J = 7.5, 3Н, Ме), 2.59 (кв, 3J = 7.5, 2Н, СН2), 2.67 (кв, 3J = 7.5, 2Н, СН2), 2.95–

2.99 (м, 2Н, СН2), 3.32–3.36 (м, 2Н, СН2), 6.64 (д, 3J = 16.8, 1H, =CH), 7.17–7.22 (м, 1H, 

HAr), 7.26–7.31 (м, 1H, HAr), 7.41–7.44 (м, 1H, HAr), 7.85–7.87 (м, 1H, HAr), 8.06 (д, 3J = 16.8, 

1H, =CH), 10.31 (c, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 8.1, 8.2, 31.6, 36.0, 36.3, 

37.5, 112.4, 117.6, 121.8, 122.7, 125.0, 126.5, 129.2, 132.5, 137.0, 137.8, 195.9, 202.3, 211.8. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 311 (8) [M+], 272 (12), 254 (100), 198 (18), 170 (18), 

59 (12), 43 (20). ИК (KBr): νmax  3280, 1709, 1660, 1441, 1363, 1201, 1161, 979, 749 см-1. 
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Синтез 2-[(2-тозиламино)фенил]дифурилметанов 43 

К раствору соединения 28 (4 ммоль) в пиридине (7 мл) при комнатной температуре добав-

ляют TsCl (1.06 г, 5.6 ммоль). Реакционную смесь перемешивают в течение 40 минут, 

после чего выливают в избыток воды. Образовавшийся осадок отфильтровывают, промы-

вают водой и сушат, после чего перекристаллизовывают из смеси CH2Cl2/гексан (1:6), по-

лучая целевой продукт. 

Бис(5-трет-бутил-2-фурил)[2-(тозиламино)фенил]метан (43а). Выход 1.17 г (58%). Бе-

лый порошок. Т.пл. 129-131 С (CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 71.35; 

H, 6.95; N, 2.80. C30H35NO4S (505.67). Вычислено, %: C, 71.26; H, 6.98; 

N, 2.77. Спектр ЯМР 1Н (200 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.25 (c, 18H, t-

Bu), 2.41 (c, 3H, Ме), 4.94 (с, 1H, CH), 5.73 (д, 3J = 3.1, 2H, HFur), 5.85 

(д, 3J = 3.1, 2H, HFur), 6.77 (уш. с, 1H, NH), 6.86–6.90 (м, 1H, HAr), 7.07–

7.13 (м, 1H, HAr), 7.20–7.27 (м, 3H, HAr), 7.49–7.53 (м, 1H, HAr), 7.64 (д, 3J = 8.2, 2H, HAr). 

ИК (KBr): νmax  3284, 2968, 1599, 1549, 1491, 1391, 1340, 1156, 1126, 1011, 905, 833, 779, 

671 см-1. 

Бис(5-трет-бутил-2-фурил)[4,5-диметокси-2-(тозиламино)фенил]метан (43b). Выход 

1.38 г (61%). Белый порошок. Т.пл. 117-119 С (CH2Cl2/гексан). 

Найдено, %: C, 67.94; H, 6.95; N, 2.48. C32H39NO6S (565.72). Вы-

числено, %: C, 68.05; H, 7.01; N, 2.45. Спектр ЯМР 1Н (200 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.25 (c 18H, t-Bu), 2.42 (c, 3H, Me), 3.68 (c, 3H, 

OMe), 3.85 (c, 3H, OMe), 4.79 (c, 1 H, CH), 5.67 (д, 3J = 3.1, 2H, 

HFur), 5.83 (д, 3J = 3.1, 2H, HFur), 6.42 (с, 1H, HAr), 6.58 (уш. с, 1H, NH), 7.02 (с, 1H, HAr), 7.27 

(д, 3J = 8.2, 2H, HAr), 7.63 (д, 3J = 8.2, 2H, HAr). ИК (KBr): νmax  3282, 2959, 1600, 1513, 1462, 

1387, 1342, 1207, 1161, 1091, 1008, 904, 784, 678 см-1. 

Бис(5-трет-бутил-2-фурил)[4,5-метилендиокси-2-

(тозиламино)фенил]метан (43c). Выход 1.43 г (65%). Белый 

порошок. Т.пл. 144-145 С (CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 67.87; 

H, 6.48 N, 2.51. C31H35NO6S (549.68). Вычислено, %: C, 67.74; H, 

6.42; N, 2.55. Спектр ЯМР 1Н (200 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.24 (c 

18H, t-Bu), 2.42 (c, 3H, Me), 4.78 (c, 1 H, CH), 5.68 (д, 3J = 3.1, 2H, 

HFur), 5.83 (д, 3J = 3.1, 2H, HFur), 5.94 (c, 2H, CH2), 6.37 (с, 1H, HAr), 6.57 (уш. с, 1H, NH), 

7.01 (с, 1H, HAr), 7.29 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.68 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr). ИК (KBr): νmax  3282, 

2968, 1511, 1482, 1408, 1358, 1156, 1041, 941, 895, 781, 674 см-1. 
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Бис(5-трет-бутил-2-фурил)[2-(тозиламино)-4,5-(этилендиокси)фенил]метан (43d). 

Выход 1.53 г (68%). Белый порошок. Т.пл. 188-189 С (CH2Cl2/ 

гексан). Найдено, %: C, 68.40; H, 6.74 N, 2.61. C32H37NO6S 

(563.70). Вычислено, %: C, 68.18; H, 6.62; N, 2.48. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.25 (c 18H, t-Bu), 2.42 (c, 3H, Me), 

4.17–4.24 (м, 4Н, CH2CH2), 4.78 (c, 1 H, CH), 5.69 (д, 3J = 3.0, 2H, 

HFur), 5.83 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 6.42 (с, 1H, HAr), 6.52 (уш. с, 1H, NH), 7.00 (с, 1H, HAr), 7.27 

(д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.66 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr). ИК (KBr): νmax  3281, 2966, 1507, 1426, 1332, 

1305, 1166, 1067, 1015, 914, 780, 667 см-1. 

Синтез индолов 44. 

Этанольный раствор HCl (25 мл), полученный насыщением этанола (200 г) газообразным 

HCl (100 г), добавляют к раствору соединения 43 (4 ммоль) в этаноле (20 мл). Полученную 

смесь кипятят с обратным холодильником до полной конверсии исходного сульфамида 43 

(контроль методом ТСХ). Реакционную смесь выливают в воду, осадок отфильтровывают, 

промывают водой и сушат. Перекристаллизация из смеси CH2Cl2 c гексаном (1:3) даёт 

целевой индол 44. 

1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-1-тозил-1Н-индол-2-ил]-4,4-диметилпентан-3-он (44a). 

Выход 1.19 г (59%). Белый порошок. Т.пл. 108-109 С (CH2Cl2/гек-

сан). Найдено, %: C, 71.43; H, 6.93 N, 2.74. C30H35NO4S (505.67). 

Вычислено, %: C, 71.26; H, 6.98; N, 2.77. Спектр ЯМР 1Н (200 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.21 (с, 9H, t-Bu), 1.33 (с, 9H, t-Bu), 2.34 (с, 3H, Ме), 

3.05–3.13 (м, 2H, CH2), 3.40–3.48 (м, 2H, CH2), 6.09 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.44 (д, 3J = 3.2, 

1H, HFur), 7.20 (д, 3J = 8.2, 2H, HTs), 7.30–7.35 (м, 2H, HAr), 7.66 (д, 3J = 8.2, 2H, HTs), 7.79–

7.83 (м, 1H, HAr), 8.27–8.31 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 21.6, 22.4, 

26.6 (3C), 29.1 (3C), 32.7, 37.8, 44.1, 103.7, 108.7, 113.5, 115.0, 120.3, 124.0, 124.7, 126.4 

(2C), 128.1, 130.0 (2C), 136.0, 136.7 (2C), 145.0, 145.8, 163.8, 214.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 505 (5) [M+], 352 (16), 351 (84), 337 (19), 336 (100), 266 (24), 250 (18), 236 

(43), 91 (32), 57 (54), 43 (33). ИК (KBr): νmax  2966, 1703, 1523, 1450, 1371, 1346, 1172, 1086, 

976, 819, 728, 663 см-1. 
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1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-5,6-диметокси-1-тозил-1Н-индол-2-ил]-4,4-диметилпен-

тан-3-он (44b). Выход 1.40 г (62%) Белый порошок. Т.пл. 

138-139 С (CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 68.16; H, 7.11 N, 

2.51. C32H39NO6S (565.72). Вычислено, %: C, 68.05; H, 7.01; N, 

2.45. Спектр ЯМР 1Н (200 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (с, 9H, t-

Bu), 1.34 (с, 9H, t-Bu), 2.35 (с, 3H, Ме), 2.99–3.07 (м, 2H, CH2), 3.33–3.41 (м, 2H, CH2), 3.93 

(с, 3H, OМе), 4.00 (с, 3H, OМе), 6.09 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.39 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 7.19 

(д, 3J = 8.2, 2H, HTs), 7.35 (с, 1H, HInd), 7.60 (д, 3J = 8.2, 2H, HTs), 7.88 (с, 1H, HInd). Спектр 

ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 21.6, 22.4, 26.5 (3C), 29.1 (3C), 32.7, 37.6, 44.1, 56.0, 56.4, 

99.0, 102.1, 103.7, 108.2, 113.7, 121.2, 126.2 (2C), 130.0 (2C), 130.9, 135.0, 135.9, 144.9, 

146.1, 147.4, 147.8, 163.5, 214.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 565 (3) [M+], 412 

(29), 411 (100), 397 (23), 396 (81), 326 (12), 313 (15), 312 (70), 297 (14), 296 (33), 92 (18), 91 

(34), 57 (53). ИК (KBr): νmax  2961, 1701, 1489, 1365, 1307, 1157, 1059, 1013, 848, 783 см-1. 

1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-5,6-метилендиокси-1-тозил-1Н-индол-2-ил]-4,4-диме-

тилпентан-3-он (44c). Выход 1.34 г (61%). Белый порошок. Т.пл. 

104-105 С (CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 67.86; H, 6.50 N, 2.53. 

C31H35NO6S (549.68). Вычислено, %: C, 67.74; H, 6.42; N, 2.55. 

Спектр ЯМР 1Н (200 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (c, 9H, t-Bu), 

1.31 (c, 9H, t-Bu), 2.36 (c, 3H, Me), 3.01–3.09 (м, 2H, CH2), 3.32–3.40 (м, 2H, CH2), 6.01 (с, 

2H, CH2), 6.07 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.35 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 7.19 (с, 1H, HInd), 7.21 (д, 3J = 

8.2, 2H, HTs), 7.63 (д, 3J = 8.2, 2H, HTs), 7.82 (с, 1H, HInd). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, 

δ): 21.6, 22.5, 26.6 (3C), 29.1 (3C), 32.7, 37.8, 44.1, 96.8, 99.4, 101.4, 103.6, 108.4, 113.8, 

122.4, 126.4 (2C), 130.0 (2C), 131.3, 135.5, 135.9, 145.0, 145.4, 145.8, 146.3, 163.7, 215.0. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 549 (2) [M+], 396 (27), 395 (100), 381 (21), 380 (63), 

310 (12), 296 (49), 281 (23), 280 (50), 91 (35), 57 (28), 43 (35). ИК (KBr): νmax  2967, 1701, 

1460, 1368, 1174, 1040, 666 см-1. 

1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-5,6-этилендиокси-1-тозил-1Н-индол-2-ил]-4,4-диметил-

пентан-3-он (44d). Выход 1.46 г (65%). Белый порошок. Т.пл. 

86-87 С (CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 68.23; H, 6.70 N, 2.49. 

C32H37NO6S (563.70). Вычислено, %: C, 68.18; H, 6.62; N, 2.48. 

Спектр ЯМР 1Н (200 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (c, 9H, t-Bu), 

1.31 (c, 9H, t-Bu), 2.33 (c, 3H, Me), 3.02–3.09 (м, 2H, CH2), 3.35–3.42 (м, 2H, CH2), 4.29 (с, 

4H, ОCH2CH2О), 6.06 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.38 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 7.19 (д, 3J = 8.1, 2H, 

HTs), 7.26 (с, 1H, HInd), 7.64 (д, 3J = 8.1, 2H, HTs), 7.83 (с, 1H, HInd). Спектр ЯМР 13С (50 
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МГц, СDCl3, δ): 21.6, 22.5, 26.6 (3C), 29.0 (3C), 32.8, 37.7, 44.1, 64.4, 64.6, 103.7, 103.9, 

107.5, 108.4, 113.2, 122.4, 126.5 (2 C), 130.0 (2 C), 131.4, 136.0 (2 C), 141.6, 142.1, 144.9, 

145.9, 163.6, 215.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 563 (2) [M+], 410 (14), 409 (62), 

395 (12), 394 (48), 310 (20), 294 (23), 149 (23), 91 (72), 57 (44), 43 (100). ИК (KBr): νmax  

2965, 1703, 1584, 1462, 1365, 1330, 1161, 1068, 662 см-1. 

Синтез 2-[(2-ацетиламино)фенил]дифурилметанов 45 

Смесь соединения 28 (13 ммоль) и Ac2O (2.5 мл) перемешивают в течение 15 минут при 

55-60 С, после чего выливают в избыток воды. Образовавшийся осадок отфильтровыва-

ют, промывают водой и сушат, после чего перекристаллизовывают из смеси CH2Cl2/гексан 

(1:8), получая целевой продукт. 

[2-(Ацетиламино)фенил]бис(5-трет-бутил-2-фурил)метан (45а). Выход 2.71 г (53%). 

Белый порошок. Т.пл. 135-136 С (CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 

76.46; H, 7.85; N, 3.60. C25H31NO3 (393.52). Вычислено, %: C, 76.30; H, 

7.94; N, 3.56. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.22 (c, 

18H, t-Bu), 1.99 (c, 3H, Ме), 5.42 (с, 1H, CH), 5.88-5.91 (м, 4H, HFur), 

7.07–7.10 (м, 2H, HAr), 7.27–7.30 (м, 1H, HAr), 7.47 (уш. с, 1H, NH), 

7.83-7.85 (м, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  3232, 2965, 1640, 1554, 1014, 783, 755 см-1. 

[2-(Ацетиламино)-4,5-диметоксифенил]бис(5-трет-бутил-2-фурил)метан (45b). Выход 

3.36 г (57%). Белый порошок. Т.пл. 122 С (CH2Cl2/гексан). Най-

дено, %: C, 71.70; H, 7.69; N, 3.02. C27H35NO5 (453.57). Вычис-

лено, %: C, 71.50; H, 7.78; N, 3.09. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.23 (c, 18H, t-Bu), 2.02 (c, 3H, Ме), 3.74 (с, 3Н, 

МеО), 3.86 (с, 3Н, МеО), 5.36 (с, 1H, CH), 5.87-5.90 (м, 4H, HFur), 

6.55 (с, 1Н, HAr), 7.28 (уш. с, 1H, NH), 7.37 (с, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  3294, 2968, 1658, 

1533, 1257, 1208, 1103, 1014, 785 см-1. 

[2-(Ацетиламино)-4,5-(метилендиокси)фенил]бис(5-трет-бутил-2-фурил)метан (45с). 

Выход 3.29 г (58%). Белый порошок. Т.пл. 181–182 С (CH2Cl2/ 

гексан). Найдено, %: C, 71.50; H, 7.21; N, 3.17. C26H31NO5 (437.53). 

Вычислено, %: C, 71.37; H, 7.14; N, 3.20. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.23 (c, 18H, t-Bu), 2.01 (c, 3H, Ме), 5.33 (с, 

1H, CH), 5.86-5.90 (м, 4H, HFur), 5.92 (с, 2Н, СН2), 6.52 (с, 1Н, HAr), 

7.23 (с, 1H, HAr), 7.27 (уш. с, 1H, NH). ИК (KBr): νmax  3247, 2963, 1650, 1534, 1480, 1243, 

1043, 780 см-1. 
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[2-(Ацетиламино)-4,5-(этилендиокси)фенил]бис(5-трет-бутил-2-фурил)метан (45d). 

Выход 3.64 г (62%). Бесцветные иглы. Т.пл. 202 С (CH2Cl2/гек-

сан). Найдено, %: C, 71.79; H, 7.41; N, 3.12. C27H33NO5 (451.55). 

Вычислено, %: C, 71.82; H, 7.37; N, 3.10. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.23 (c, 18H, t-Bu), 1.98 (c, 3H, Ме), 4.21 

(с, 4Н, СН2СН2), 5.30 (с, 1H, CH), 5.86-5.89 (м, 4H, HFur), 6.57 (с, 

1Н, HAr), 7.23 (уш. с, 1H, NH), 7.28 (с, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  3261, 2966, 1660, 1530, 

1279, 1191, 1126, 1067, 1018, 784 см-1. 

Получение индолов 46 

Суспензию соединения 45 (4.5 ммоль) в этанольном растворе HCl (50 мл), полученного 

насыщением этанола (200 г) газообразным HCl (100 г), перемешивают при комнатной тем-

пературе до полной конверсии исходного ацетамида (контроль методом ТСХ). Реакцион-

ную смесь выливают в воду и нейтрализуют добавлением NaHCO3. Осадок отфильтровы-

вают, промывают водой и сушат. Соединения 46 очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент: гексан/ацетон/СН2Cl2, 15:5:3). 

1-[2-(4,4-диметил-3-оксопентил)-1Н-индол-3-ил]-5,5-диметилгексан-1,4-дион (46а). 

Выход 0.70 г (42%). Белый порошок. Т.пл. 135-136 С. Найдено, %: C, 

74.85; H, 8.51; N, 3.75. C23H31NO3 (369.50). Вычислено, %: C, 74.76; H, 

8.46; N, 3.79. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.09 (с, 

9H, t-Bu), 1.24 (с, 9H, t-Bu), 2.99–3.06 (м, 4H, 2×CH2), 3.30–3.34 (м, 

2H, CH2), 3.37–3.41 (м, 2H, CH2), 7.20–7.23 (м, 2H, HInd), 7.34–7.37 (м, 

1H, HInd), 7.94–7.96 (м, 1H, HInd), 9.27 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, 

δ): 22.4, 26.5 (3C), 26.8 (3C), 30.9, 36.1, 37.1, 44.2, 44.3, 111.5, 113.6, 120.9, 121.9, 122.4, 

126.2, 134.8, 147.5, 195.6, 214.8, 217.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 369 (19) 

[M+], 312 (35), 284 (55), 256 (15), 242 (19), 212 (17), 184 (23), 172 (33), 170 (32), 144 (29), 

142 (38), 141 (100), 130 (29), 113 (70), 57 (76), 43 (34). ИК (KBr): νmax  3333, 2966, 1697, 

1634, 1451, 1181, 1083, 994, 744 см-1. 

1-[2-(4,4-диметил-3-оксопентил)-5,6-диметокси-1Н-индол-3-ил]-5,5-диметилгексан-

1,4-дион (46b). Выход 0.98 г (51%). Белый порошок. Т.пл. 148С. 

Найдено, %: C, 69.96; H, 8.05; N, 3.11. C25H35NO5 (429.55). Вы-

числено, %: C, 69.90; H, 8.21; N, 3.26. Спектр ЯМР 1Н (200 

МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.09 (c, 9H, t-Bu), 1.23 (c, 9H, t-Bu), 2.97–

3.06 (м, 4H, 2×CH2), 3.21–3.26 (м, 2H, CH2), 3.33–3.38 (м, 2H, 

CH2), 3.91 (с, 3H, МеO), 3.96 (с, 3H, МеO), 6.86 (с, 1H, HInd), 7.46 (с, 1H, HInd), 9.07 (уш. с, 
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1H, NH). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 22.3, 26.4 (3C), 26.7 (3C), 30.8, 36.2, 36.6, 

44.1 (2C), 56.1, 56.5, 94.6, 103.5, 113.5, 119.1, 128.9, 145.5, 146.2, 146.9, 195.3, 215.2, 217.8. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 429 (36) [M+], 344 (14), 288 (13), 272 (10), 244 (12), 

204 (16), 190 (15), 141 (85), 113 (48), 58 (100), 57 (54). ИК (KBr): νmax  3344, 2969, 1702, 

1693, 1625, 1480, 1462, 1127, 1015, 856, 817, 756 см-1. 

1-[2-(4,4-диметил-3-оксопентил)-5,6-метилендиокси-1Н-индол-3-ил]-5,5-диметилгек-

сан-1,4-дион (46с). Выход 1.04 г (56%). Белый порошок. Т.пл. 

122 С. Найдено, %: C, 69.86; H, 7.51; N, 3.46. C24H31NO5 (413.51). 

Вычислено, %: C, 69.71; H, 7.56; N, 3.39. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.09 (c, 9H, t-Bu), 1.23 (c, 9H, t-Bu), 2.95–

3.04 (м, 4H, 2×CH2), 3.17–3.22 (м, 2H, CH2), 3.29–3.34 (м, 2H, 

CH2), 5.95 (с, 2H, СН2), 6.80 (с, 1H, HInd), 7.40 (с, 1H, HInd), 9.05 (уш. с, 1H, NH). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 22.6, 26.4 (3C), 26.8 (3C), 30.8, 36.1, 36.6, 44.1, 44.2, 92.3, 

100.3, 100.9, 113.9, 120.2, 129.5, 144.4, 144.6, 145.5, 195.1, 215.2, 217.5. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 413 (62) [M+], 328 (30), 272 (24), 256 (15), 188 (18), 174 (37), 149 (12), 

142 (20), 141 (100), 113 (76), 57 (75), 43 (44). ИК (KBr): νmax  3359, 2969, 1697, 1643, 1461, 

1036, 946, 833 см-1. 

1-[2-(4,4-диметил-3-оксопентил)-5,6-этилендиокси-1Н-индол-3-ил]-5,5-диметилгек-

сан-1,4-дион (46d). Выход 0.94 г (49%). Белый порошок. Т.пл. 

142–143 С. Найдено, %: C, 70.36; H, 7.71; N, 3.30. C25H33NO5 

(427.53). Вычислено, %: C, 70.23; H, 7.78; N, 3.28. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.07 (c, 9H, t-Bu), 1.22 (c, 9H, t-

Bu), 2.94–3.01 (м, 4H, 2×CH2), 3.18–3.23 (м, 2H, CH2), 3.28–3.33 

(м, 2H, CH2), 4.26 (с, 4H, CH2CH2), 6.80 (с, 1H, HInd), 7.38 (с, 1H, HInd), 9.07 (уш. с, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 22.5, 26.5 (3C), 26.8 (3C), 30.7, 36.0, 36.7, 44.1, 44.2, 

64.3, 64.6, 98.8, 108.1, 113.0, 120.6, 129.9, 140.3, 140.8, 147.2, 195.1, 214.9, 217.5. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 427 (32) [M+], 342 (20), 242 (10), 202 (18), 188 (17), 149 

(14), 142 (16), 141 (100), 113 (46), 57 (48), 43 (40). ИК (KBr): νmax  3341, 2969, 1699, 1689, 

1624, 1459, 1338, 1161, 1063, 1010, 934, 878 см-1. 

Получение 1-[2-(4,4-диметил-3-оксопентил)-5,6-диметокси-1Н-индол-3-ил]-5,5-диме-

тилгексан-1,4-диона (46b) рециклизацией 28с. 

К охлаждённому до 10–12 С раствору 28с (1.0 г, 2.4 ммоль) в уксусной кислоте (25 мл) 

добавляют 35% HCl (7 мл). Реакционную смесь перемешивают при комнатной температу-

ре в течение 24 часов. По завершении реакции (контроль методом ТСХ) смесь выливают в 
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воду и нейтрализуют добавлением NaHCO3. Продукт экстрагируют хлористым метиленом 

(3×50 мл). Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4; растворитель 

упаривают досуха при пониженном давлении. Соединение 46b выделяют, как описано 

выше, с выходом 43% (0.44 г). 

1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-5,6-диметокси-1Н-индол-2-ил]-4,4-диметилпентан-3-он 

(47). Соединение 44b (1.13 г, 2 ммоль) добавляют к раствору 

КОН (5.6 г, 100 ммоль) в метаноле (23 мл). Реакционную смесь 

кипятят в течение 4 часов. После полной конверсии исходного 

амида (контроль методом ТСХ) реакционную смесь выливают в 

воду (200 мл). Продукт экстрагируют хлористым метиленом (4×50 мл). Объединённые 

органические фракции промывают водой (3×100 мл) и сушат безводным Na2SO4. Раство-

ритель упаривают при пониженном давлении. Остаток перекристаллизовывают из смеси 

CH2Cl2/гексан (1:10). Продукт получают в виде белого порошка с выходом 0.50 г (61%). 

Т.пл. 140-141 С (CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 73.01; H, 8.09 N, 3.42. C25H33NO4 

(411.53). Вычислено, %: C, 72.96; H, 8.08; N, 3.40. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 1.12 (с, 9H, t-Bu), 1.39 (с, 9H, t-Bu), 2.96–3.00 (м, 2H, CH2), 3.19–3.23 (м, 2H, CH2), 

3.90 (с, 3H, МеO), 3.95 (с, 3H, МеO), 6.08 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 6.27 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 

6.38 (с, 1H, HInd), 7.36 (с, 1H, HInd), 8.53 (уш. с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, 

δ): 21.3, 26.5 (3C), 29.2 (3C), 32.7, 36.9, 44.2, 56.2, 56.3, 94.4, 101.9, 103.2, 104.1, 104.9, 

118.8, 129.4, 134.2, 145.1, 146.7, 149.1, 161.8, 217.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

411 (100) [M+], 396 (42), 57 (70). ИК (KBr): νmax  3356, 2964, 1704, 1488, 1456, 1336, 1220, 

1200, 1188, 1132, 1008 см-1. 

N-{2-[Бис(5-трет-бутил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}-N-метилацетамид (49) 

К раствору соединения 45b (2.27 г, 5 ммоль) в ТГФ (25 мл) при 

15 °C добавляют NaH (0.24 г, 60% дисперсия в минеральном 

масле). Смесь перемешивают в течение 15 минут; к полученной 

суспензии добавляют CH3I (0.5 мл, 6.25 ммоль). Реакционную 

смесь перемешивают при комнатной температуре в течение 40 

минут (контроль методом ТСХ), после чего отфильтровывают и упаривают досуха. Оста-

ток растворяют в смеси EtOAc с петролейным эфиром (2:1) и пропускают через тонкий 

слой силикагеля. Растворитель частично упаривают, оставляя объем раствора примерно 40 

мл. Этот раствор оставляют для кристаллизации продукта в виде твёрдого вещества 

белого цвета. Выход 2.24 г (96%). Т.пл. 171-172 С. Найдено, %: C, 72.01; H, 8.06; N, 2.97. 

C28H37NO5 (467.60). Вычислено, %: C, 71.92; H, 7.98; N, 3.00. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 
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СDCl3, δ, КССВ): 1.17 (с, 9H, t-Bu), 1.21 (с, 9H, t-Bu), 1.84 (с, 3H, Ме), 3.18 (с, 3H, МеN), 

3.80 (с, 3H, МеO), 3.85 (с, 3H, МеO), 5.36 (с, 1H, CH), 5.81–5.90 (м, 4H, HFur), 6.60 (с, 1H, 

HAr), 6.91 (с, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  2964, 1664, 1516, 1460, 1368, 1252, 1196, 1128, 1016, 

796, 784 см-1. 

1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-5,6-диметокси-1-(4-нитробензоил)-1Н-индол-2-ил]-4,4-

диметилпентан-3-он (51a). К охлаждённому раствору бензами-

да 29e (0.953 г, 1.7 ммоль) в уксусной кислоте (30 мл) добавля-

ют 35% HCl. Реакционную смесь перемешивают при 30 С в те-

чение 1.5 часов, после чего выливают в избыток воды. Раствор 

нейтрализуют добавлением NaHCO3. Выпавший осадок от-

фильтровывают и перекристаллизовывают из водного этанола, 

получая индол 51а с выходом 0.50 г (52%) в виде светло-жёлтого порошка. Т.пл. 145 С. 

Найдено, %: C, 68.52; H, 6.50; N, 4.97. C32H36N2O7 (560.64). Вычислено, %: C, 68.56; H, 

6.47; N, 5.00. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.09 (с, 9H, t-Bu), 1.39 (с, 9H, t-

Bu), 2.92–2.97 (м, 2Н, CH2), 3.18–3.23 (м, 2Н, CH2), 3.57 (с, 3H, МеO), 3.94 (с, 3H, МеO), 

6.16 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.43 (с, 1Н, HInd), 6.49 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 7.41 (с, 1Н, HInd), 7.95 

(д, 3J = 8.5, 2H, HAr), 8.36 (д, 3J = 8.5, 2H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 560 

(11) [M+], 150 (17), 104 (17), 57 (100). ИК (KBr): νmax  2963, 1685, 1526, 1490, 1307, 1189, 

1160, 1104, 1013, 868, 790 см-1. 

1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-5,6-диметокси-1-(4-метилбензоил)-1Н-индол-2-ил]-4,4-

диметилпентан-3-он (51b). К охлаждённому раствору бензами-

да 29f (0.90 г, 1.7 ммоль) в уксусной кислоте (30 мл) добавляют 

35% HCl. Реакционную смесь перемешивают при 30 С в тече-

ние 7 часов и выливают в избыток воды. Раствор нейтрализуют 

добавлением NaHCO3. Продукт экстрагируют CH2Cl2 (3×50 мл). 

Объединённые органические фракции промывают водой и су-

шат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток очи-

щают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: ацетон/CH2Cl2/гексан, 5:3:20), 

получая индол 51b с выходом 0.49 г (55%) в виде белого порошка. Т.пл. 112–113 С. 

Найдено, %: C, 75.14; H, 7.47; N, 2.69. C33H39NO5 (529.67). Вычислено, %: C, 74.83; H, 

7.42; N, 2.64. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.12 (с, 9H, t-Bu), 1.38 (с, 9H, t-

Bu), 2.46 (с, 3Н, Ме), 2.97–3.02 (м, 2Н, CH2), 3.20–3.25 (м, 2Н, CH2), 3.56 (с, 3H, МеO), 3.94 

(с, 3H, МеO), 6.13 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 6.40 (с, 1Н, HInd), 6.46 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 7.31 (д, 
3J = 7.8, 2H, HAr), 7.42 (с, 1Н, HInd), 7.65 (д, 3J = 7.8, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 
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СDCl3, δ): 21.8, 22.4, 26.5 (3C), 29.2 (3C), 32.8, 36.9, 44.1, 55.7, 56.1, 98.3, 101.9, 103.7, 

107.4, 111.7, 120.2, 129.5 (2С), 130.2 (2С), 130.6, 132.5, 135.7, 144.1, 146.4, 146.6, 146.9, 

163.2, 169.4, 217.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 529 (9) [M+], 119 (100), 91 (37), 

57 (20). ИК (KBr): νmax  2959, 1692, 1488, 1366, 1320, 1299, 1160, 1103, 829, 781, 747 см-1. 

1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-1-(4-нитробензоил)-1Н-индол-2-ил]-4,4-диметилпентан-

3-он (51с). Выход 0.35 г (35%). Красный порошок. Т.пл. 126-127 С 

(CH2Cl2/гексан). Найдено, %: C, 71.85; H, 6.68; N, 5.36. C30H32N2O5 

(500.59). Вычислено, %: C, 71.98; H, 6.44; N, 5.36. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.12 (с, 9H, t-Bu), 1.35 (с, 9H, t-Bu), 

3.06–3.11 (м, 2Н, CH2), 3.29–3.34 (м, 2Н, CH2), 6.14 (д, 3J = 3.3, 1H, 

HFur), 6.55 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.57-6.59 (м, 1Н, HAr), 6.99-7.05 (м, 

1H, HAr), 7.20-7.26 (м, 1Н, HAr), 7.87-7.89 (м, 1Н, HAr), 7.94 (д, 3J = 9.0, 2Н, HAr), 8.35 (д, 3J = 

9.0, 2Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 22.2, 26.4 (3C), 29.1 (3C), 32.7, 36.9, 

44.0, 103.8, 108.4, 112.8, 113.8, 120.5, 123.3, 123.6, 124.0 (2С), 127.5, 131.0 (2С), 135.9, 

137.5, 140.7, 146.0, 150.3, 163.7, 167.4, 214.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 500 

(100) [M+], 485 (26), 352 (15), 336 (18), 276 (25), 266 (25), 250 (26), 236 (21), 150 (36), 120 

(67), 104 (15), 92 (17), 84 (16), 57 (75), 43 (25). ИК (KBr): νmax  2968, 1696, 1604, 1520, 1476, 

1456, 1408, 1344, 1304, 1208, 1160, 1104, 1080, 996, 852, 776, 736, 716 см-1. 

2-(5-трет-Бутил-2-фурил)-5,6-диметокси-1Н-индол (53а). Смесь кетона 57 (1.04 г, 3 

ммоль), железа (3 г), AcOH (1 мл), EtOAc (10 мл) и воды (10 

мл) кипятят с обратным холодильником в течение 10–20 минут 

(контроль методом ТСХ). Смесь охлаждают и нейтрализуют добавлением NaHCO3; непро-

реагировавшее железо отфильтровывают. Из полученной смеси отделяют органический 

слой, водный слой экстрагируют этилацетатом (3×50 мл). Объединённые органические 

фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. 

Индол 53а выделяют после очистки колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: 

гексан/CH2Cl2, 10:1) с выходом 0.52 г (58%) в виде белого порошка. Т.пл. 156С. Найдено, 

%: C, 72.31; H, 7.04; N, 4.72. C18H21NO3 (299.36). Вычислено, %: C, 72.22; H, 7.07; N, 4.68. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.34 (с, 9H, t-Bu), 3.89 (с, 3H, МеO), 3.92 (с, 

3H, МеO), 6.04 (д, 3J = 2.7, 1H, HFur), 6.40 (д, 3J = 2.7, 1H, HFur), 6.58 (с, 1Н, HInd), 6.87 (с, 

1Н, HInd), 7.03 (с, 1Н, HInd), 8.34 (уш. с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.1 

(3C), 32.7, 56.0, 56.1, 94.1, 97.7, 101.9, 104.0, 104.6, 121.7, 128.5, 130.3, 145.2, 146.0, 147.0, 

163.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 299 (39) [M+], 285 (31), 284 (100), 269 (12), 
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241 (11), 240 (23), 226 (13), 155 (12), 142 (18), 101 (23), 89 (17), 82 (15), 59 (47), 43 (35). ИК 

(KBr): νmax  3364, 2964, 1458, 1326, 1250, 1217, 1132, 1030, 1009, 851, 782, 543 см-1. 

1-(5-трет-Бутил-2-фурил)-2-(3,4-диметоксифенил)этан-1-он (56). Гомовератровую 

кислоту (55) (4 г, 20 ммоль) и 2-трет-бутилфуран (26b) (2.73 

г, 22 ммоль) добавляют к раствору триметилсилилового эфира 

полифосфорной кислоты в CHCl3 (50 мл). Смесь кипятят с 

обратным холодильником в течение 40 мин (контроль методом ТСХ), после чего выли-

вают в воду (300 мл). Продукт экстрагируют CH2Cl2 (3×40 мл). Объединённые органичес-

кие фракции промывают водой и сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при 

пониженном давлении. Полученное масло растворяют в гексане, раствор пропускают че-

рез тонкий слой силикагеля и оставляют до кристаллизации продукта. Кетон 56 получают 

с выходом 2.90 г (48%) в виде бесцветных игл. Т.пл. 75–76 С. Найдено, %: C, 71.61; H, 

7.39. C18H22O4 (302.36). Вычислено, %: C, 71.50; H, 7.33. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.34 (с, 9H, t-Bu), 3.85 (с, 3H, МеO), 3.89 (с, 3H, МеO), 4.01 (с, 2Н, СН2), 

6.14 (д, 3J = 3.5, 1H, HFur), 6.81 (д, 3J = 8.6, 1H, HAr), 6.86 (с, 1Н, HAr), 6.87 (д, 3J = 8.6, 1H, 

HAr), 7.13 (д, 3J = 3.5, 1H, HFur). ИК (KBr): νmax  1668, 1589, 1513, 1465, 1358, 1268, 1233, 

1157, 1046, 1026, 955, 859, 810, 782, 710 см-1. 

1-(5-трет-Бутил-2-фурил)-2-(3,4-диметокси-6-нитрофенил)этан-1-он (57). Дымящую 

азотную кислоту (4.8 мл) добавляют по каплям к раствору ке-

тона 56 (7 г, 23 ммоль) в уксусной кислоте (60 мл) при 0 С. 

Смесь перемешивают 10 минут при 0 С и 20 минут при ком-

натной температуре, после чего выливают в воду со льдом. Выпавший осадок отфильт-

ровывают и промывают водным раствором NaHCO3 до рН 7. Перекристаллизация осадка 

из гексана дает соединение 57 с выходом 6.50 г (81%) в виде светло-жёлтых игл. Т.пл. 

119–120 С. Найдено, %: C, 62.35; H, 6.18; N, 4.09. C18H21NO6 (347.36). Вычислено, %: C, 

62.24; H, 6.09; N, 4.03. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.36 (с, 9H, t-Bu), 3.97 

(с, 6H, 2×МеO), 4.54 (с, 2Н, СН2), 6.20 (д, 3J = 3.5, 1H, HFur), 6.77 (с, 1H, HAr), 7.21 (д, 3J = 

3.5, 1H, HFur), 7.75 (с, 1Н, HAr). ИК (KBr): νmax  1667, 1582, 1525, 1466, 1330, 1275, 1234, 

1071, 1051, 1013, 953, 876,795 см-1. 

Синтез 2,4-ди(трет-бутил)-6,7-дигидрофуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-b]индолов 58a,b. 

К раствору соединения 29 (2 ммоль) в абсолютном бензоле (40 мл) добавляют одну каплю 

воды, а затем POCl3 (10 мл в случае 29b,c, 5 мл в случае 29a,d, 2 мл в случае 29f). Реакци-

онную смесь перемешивают при комнатной температуре в течение 24 часов (15 ч в случае 

29f), после чего выливают в холодную воду (200 мл) и нейтрализуют добавлением 5 М 
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раствора NaOH (150 мл). Продукт экстрагируют CH2Cl2 (3×50 мл). Объединённые органи-

ческие фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном дав-

лении. Для 29a,d,f остаток растворяют в петролейном эфире и пропускают через тонкий 

слой силикагеля. Растворитель упаривают, продукт перекристаллизовывают. Для 29b,c ос-

таток очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: бензол/петролейный 

эфир, 1:8). Выходы продуктов приведены в таблице 2.16. Спектральные и физико-хими-

ческие данные соединения 51b приведены выше. 

7-Бензоил-2,4-ди(трет-бутил)-6,7-дигидрофуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-b]индол (58а). 

Выход 0.51 г (49%). Жёлтые иглы. Т.пл. 202-203 С (петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 82.41; H, 6.97; N, 3.18. C30H31NO2 (437.57). 

Вычислено, %: C, 82.35; H, 7.14; N, 3.20. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (с, 9H, t-Bu), 1.43 (с, 9H, t-Bu), 2.83 (д, 3J = 7.2, 

2H, CH2), 5.18 (т, 3J = 7.2, 1H, CH=), 6.45 (с, 1Н, НFur), 7.18–7.23 (м, 1H, 

HAr), 7.28–7.33 (м, 1H, HAr), 7.50–7.61 (м, 3H, HAr), 7.63–7.69 (м, 1Н, HAr), 7.79–7.83 (м, 2H, 

HAr), 7.97–8.00 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 25.8, 29.1 (3C), 30.8 

(3C), 32.7, 35.9, 104.1, 112.7, 112.8, 114.9, 119.9, 122.2, 123.4, 123.7, 126.4, 128.7 (2C), 129.9 

(2С), 132.2, 133.0, 135.5, 137.2, 144.2, 147.3, 161.9, 169.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 437 (37) [M+], 422 (44), 381 (82), 380 (100), 302 (15), 276 (32), 260 (15), 135 (66), 

105 (65), 76 (32), 59 (18), 45(12), 43 (58). ИК (KBr): νmax  2964, 1680, 1448, 1376, 1360, 1328, 

1312, 1208, 1152, 744, 720, 700 см-1. Данные РСА депонированы в Кембриджский банк 

кристаллографических данных (CCDC-776889). 

2,4-Ди(трет-бутил)-7-(4-бромбензоил)-6,7-дигидрофуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-b]ин-

дол (58b). Выход 0.42 г (41%). Жёлтые иглы. Т.пл. 206-207 С 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 69.53; H, 5.96; N, 2.44. 

C30H30BrNO2 (516.47). Вычислено, %: C, 69.77; H, 5.85; N, 2.71. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (с, 9H, t-Bu), 1.43 

(с, 9H, t-Bu), 2.87 (д, 3J = 7.2, 2H, CH2), 5.22 (т, 3J = 7.2, 1H, CH=), 6.45 

(с, 1Н, НFur), 7.18–7.24 (м, 1H, HAr), 7.29–7.34 (м, 1H, HAr), 7.51–7.53 (м, 1H, HAr), 7.65–7.72 

(м, 4Н, HAr), 7.97–7.99 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 25.7, 29.1 (3C), 

30.8 (3C), 32.7, 35.9, 104.0, 112.5, 112.9, 114.8, 120.0, 122.4, 123.6, 123.9, 126.3, 128.1, 131.4 

(2С), 131.8, 132.1 (2С), 134.2, 137.0, 144.3, 147.1, 161.9, 167.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 518/516 (100/100) [M+], 460/458 (91/89), 331 (24), 316 (23), 276 (44), 260 (53), 

185/183 (50/52), 76 (62), 57 (70), 43 (46). ИК (KBr): νmax  2952, 1680, 1592, 1544, 1448, 1324, 

1268, 1204, 1016, 976, 832, 756 см-1. 
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2,4-Ди(трет-бутил)-7-(4-нитробензоил)-6,7-дигидрофуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-b]-

индол (58с). Выход 0.20 г (21%). Оранжевые кристаллы. Т.пл. 191–

192 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 74.44; H, 6.38; N, 

5.72. C30H30N2O4 (482.57). Вычислено, %: C, 74.67; H, 6.27; N, 5.80. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (с, 9H, t-Bu), 1.43 

(с, 9H, t-Bu), 2.83 (д, 3J = 7.2, 2H, CH2), 5.17 (т, 3J = 7.2, 1H, CH=), 

6.46 (с, 1Н, НFur), 7.19–7.24 (м, 1H, HAr), 7.31–7.37 (м, 1H, HAr), 7.47–7.51 (м, 1H, HAr), 7.97–

8.01 (м, 1Н, HAr), 7.98 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr), 8.39 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, СDCl3, δ): 25.8, 29.1 (3C), 30.8 (3C), 32.7, 35.9, 104.1, 112.2, 113.7, 114.9, 120.3, 122.9, 

124.0 (2С), 124.1, 124.3, 126.6, 130.7 (2С), 131.0, 136.8, 141.0, 144.6, 146.8, 150.2, 162.3, 

166.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 482 (66) [M+], 467 (26), 425 (100), 331 (46), 

316 (31), 276 (32), 260 (37), 57 (21), 43 (24). ИК (KBr): νmax  2964, 1680, 1524, 1452, 1348, 

1324, 1208, 1156, 1092, 980, 860, 836, 752, 728, 708 см-1. 

2,4-Ди(трет-бутил)-7-(4-метоксибензоил)-6,7-дигидрофуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-

b]индол (58d). Выход 0.318 г (34%). Бежевые кристаллы. Т.пл. 

148-149 С (петролейный эфир). Найдено, %: C, 79.77; H, 6.97; N, 

3.01. C31H33NO3 (467.60). Вычислено, %: C, 79.63; H, 7.11; N, 3.00. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (с, 9H, t-Bu), 1.43 

(с, 9H, t-Bu), 2.90 (д, 3J = 7.2, 2H, CH2), 3.91 (с, 3Н, МеО), 5.26 (т, 3J 

= 7.2, 1H, CH=), 6.45 (с, 1Н, НFur), 6.99 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.16–7.22 (м, 1H, HAr), 7.26–

7.31 (м, 1H, HAr), 7.51–7.55 (м, 1H, HAr), 7.80 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.96–7.99 (м, 1Н, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 25.8, 29.2 (3C), 30.8 (3C), 32.7, 35.9, 55.6, 104.0, 

112.1, 112.7, 114.0 (2С), 114.6, 119.9, 121.9, 123.1, 123.5, 126.2, 127.5, 132.5 (2С), 132.7, 

137.2, 144.1, 147.5, 161.7, 163.7, 168.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 467 (83) 

[M+], 410 (100), 276 (14), 261 (23), 136 (41), 135 (64), 107 (80), 92 (38), 76 (32), 57 (76), 43 

(39). ИК (KBr): νmax  2964, 1676, 1608, 1512, 1452, 1364, 1308, 1260, 1212, 1172, 1028, 976, 

852, 820, 760, 748 см-1. 

Бис(5-трет-бутил-2-фурил)(2-гидрокси-5-нитрофенил)метан (59). К раствору 5-нитро-

салицилового альдегида (2v) (2г, 12 ммоль) в CH2Cl2 (100 мл) до-

бавляют 2-трет-бутилфуран (26b) (3.76 мл, 26.4 ммоль) и 20 мл 

1 н. раствора этилового эфира полифосфорной кислоты. Реакци-

онную смесь перемешивают при 40-45 С в течение 3 часов, пос-

ле чего выливают в холодную воду (150 мл). Органический слой отделяют, водный слой 

экстрагируют CH2Cl2 (230 мл). Объединённые органические фракции сушат безводным 
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Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток растворяют в смеси 

CH2Cl2 с петролейным эфиром (1:20) и пропускают через тонкий слой силикагеля. Раст-

воритель упаривают при пониженном давлении. Продукт перекристаллизовывают из пет-

ролейного эфира, получая в виде светло-жёлтых призм. Выход 3.66 г (77%). Т.пл. 123–

124 С (петролейный эфир). Найдено, %: C, 69.43; H, 6.76; N, 3.54. C23H27NO5 (397.46). 

Вычислено, %: C, 69.50; H, 6.85; N, 3.52. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 

1.23 (с, 18H, t-Bu), 5.54 (с, 1H, СН), 5.90 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 5.98 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 

6.92 (д, 3J = 9.0, 1H, HAr), 8.06 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.08 (дl, 3J = 9.0, 4J = 2.1, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 28.9 (6C), 32.6 (2C), 40.6, 102.6 (2C), 108.5 (2C), 

117.0, 124.8, 126.3, 126.9, 141.4, 149.3 (2C), 159.8, 164.6 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 397 (100) [M+], 382 (37), 341 (34), 340 (99), 259 (43), 245 (34), 229 (33), 216 (77), 

200 (22), 186 (31), 109 (29), 95 (21), 57 (84), 43 (56). ИК (KBr): νmax  3456, 2964, 1592, 1532, 

1488, 1328, 1292, 1208, 1124, 1080, 1016, 796, 776 см-1. 

1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-5-нитробензофуран-2-ил]-4,4-диметилпентан-3-он (60а).  

К раствору соединения 59 (0.5 г, 1.26 ммоль) в бензоле (40 мл) 

добавляют одну каплю воды, а затем POCl3 (2.5 мл). Реакцион-

ную смесь перемешивают при 40-45 С в течение 2 часов, выли-

вают в холодную воду (100 мл) и нейтрализуют добавлением 2.5 

М NaOH (50 мл). Продукт экстрагируют CH2Cl2 (340 мл). Объединённые органические 

фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. 

Остаток растворяют в смеси CH2Cl2 с петролейным эфиром (3:20) и пропускают через 

тонкий слой силикагеля. Растворитель упаривают при пониженном давлении. Продукт пе-

рекристаллизовывают из смеси CH2Cl2 с петролейным эфиром, получая бензофуран 60 с 

выходом 78% (0.39 г). Т.пл. 166-167 С (петролейный эфир). Найдено, %: C, 69.48; H, 6.90; 

N, 3.60. C23H27NO5 (397.46). Вычислено, %: C, 69.50; H, 6.85; N, 3.52. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.17 (с, 9H, t-Bu), 1.36 (с, 9H, t-Bu), 3.00-3.05 (м, 2H, CH2), 

3.30-3.35 (м, 2H, CH2), 6.13 (д, 3J = 3.3, 1Н, НFur), 6.57 (д, 3J = 3.3, 1Н, НFur), 7.48 (д, 3J = 9.0, 

1H, HAr), 8.21 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.72 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С 

(75 МГц, СDCl3, δ): 22.6, 26.4 (3C), 29.1 (3C), 32.8, 34.3, 44.2, 103.8, 108.0, 109.5, 111.1, 

117.2, 127.3, 143.8, 144.2, 156.5, 156.7, 164.1, 213.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

397 (83) [M+], 382 (75), 296 (17), 283 (24), 282 (32), 252 (14), 236 (18), 57 (100), 43 (68). ИК 

(KBr): νmax  2972, 1696, 1520, 1456, 1340, 1264, 1196, 1080, 768 см-1. 
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Домино-реакция 2-трет-бутилфурана с салициловыми альдегидами. 

К раствору альдегида 2 (18.4 ммоль) в бензоле (140 мл) добавляют 2-трет-бутилфуран 

(5.76 мл, 40 ммоль), две капли воды и POCl3 (20 мл). Реакционную смесь перемешивают 

при комнатной температуре в течение 2.5 часов, после чего выливают в холодную воду 

(250 мл) и нейтрализуют добавлением 5 М NaOH (150 мл). Продукт экстрагируют CH2Cl2 

(350 мл). Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель 

упаривают при пониженном давлении. Остаток растворяют в петролейном эфире и про-

пускают через тонкий слой силикагеля. Растворитель упаривают при пониженном давле-

нии. Продукт перекристаллизовывают из петролейного эфира. Выход 60а – 75%, выход 

60b – 77%.  

1-[3-(5-трет-Бутил-2-фурил)-5-метилбензофуран-2-ил]-4,4-диметилпентан-3-он (60b). 

Белый порошок. Т.пл. 77-78 С (петролейный эфир). Найдено, %: 

C, 79.02; H, 8.16. C24H30O3 (366.49). Вычислено, %: C, 78.65; H, 

8.25. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.15 (с, 9H, t-

Bu), 1.34 (с, 9H, t-Bu), 2.46 (с, 3Н, Ме), 2.96-3.01 (м, 2H, CH2), 

3.26-3.31 (м, 2H, CH2), 6.08 (д, 3J = 3.3, 1Н, НFur), 6.47 (д, 3J = 3.3, 1Н, НFur), 7.06 (дд, 3J = 

8.2, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.28 (д, 3J = 8.2, 1H, HAr), 7.54 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С 

(75 МГц, СDCl3, δ): 21.5, 22.6, 26.4 (3C), 29.1 (3C), 32.7, 34.9, 44.1, 103.4, 106.7, 108.2, 

110.3, 120.2, 125.0, 126.7, 132.2, 145.7, 152.4, 153.8, 163.1, 214.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 366 (61) [M+], 351 (73), 267 (37), 251 (100), 238 (14), 197 (21), 165 (17), 145 

(14), 57 (80), 43 (44). ИК (KBr): νmax  2960, 1700, 1576, 1476, 1356, 1280, 1200, 1148, 1084, 

1032, 980, 800,772 см-1. 

Получение 2-[бис(5-алкил-2-фурил)метил]бензойных кислот 61 и изокумаринов 66 

проводили согласно методу, опубликованному ранее [323]. 

Синтез метиловых эфиров 2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]бензойных кислот 62. 

К суспензии тонко измельчённого КОН (2 г) в безводном ДМСО (40 мл) добавляют кисло-

ту 61 (6.76 ммоль) и MeI (2 мл, 12.12 ммоль). Реакционную смесь перемешивают при ком-

натной температуре в течение 20 минут. Суспензию фильтруют, фильтрат выливают в 

воду (500 мл). К полученной эмульсии добавляют разбавленную HCl до рН 5–6. Продукт 

экстрагируют CH2Cl2 (430 мл). Объединённые органические фракции сушат безводным 

Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток очищают колоноч-

ной хроматографией на силикагеле (элюент: гексан/CH2Cl2, 10:1). Элюат частично упари-

вают, оставляя объём примерно 10–20 мл, и оставляют кристаллизоваться при температу-

ре не выше 0 С. 
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Метил 2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]бензоат (62а). Выход 1.80 г (86%). Белый поро-

шок. Т.пл. 62-63 С. Найдено, %: C, 73.49; H, 5.87. C19H18O4 (310.34). 

Вычислено, %: C, 73.53; H, 5.85. Спектр ЯМР 1Н (250 МГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 2.24 (с, 6H, Ме), 3.86 (с, 3H, МеO), 5.84 (д, 3J = 3.3, 2H, HFur), 

5.88 (д, 3J = 3.3, 2H, HFur), 6.52 (с, 1H, CH), 7.27–7.34 (м, 2H, HAr), 7.42–

7.48 (м, 1H, HAr), 7.89–7.92 (м, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  3409, 2958, 2919, 1714, 1563, 1486, 

1439, 1291, 1267, 1234, 1132, 1078, 1022, 963, 795, 747, 705 см-1. 

Метил 2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]-5-хлорбензоат (62b). Выход 1.86 г (80%). Белый 

порошок. Т.пл. 57-58 С. Найдено, %: C, 66.10; H, 5.00. C19H17ClO4 

(344.59). Вычислено, %: C, 66.19; H, 4.97. Спектр ЯМР 1Н (250 

МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.24 (с, 6H, Ме), 3.87 (с, 3H, МеO), 5.84 (д, 3J 

= 3.3, 2H, HFur), 5.87 (д, 3J = 3.3, 2H, HFur), 6.48 (с, 1H, CH), 7.23 (д, 3J 

= 8.5, 1H, HAr), 7.41 (дд, 3J = 8.5, 4J = 2.2, 1H, HAr), 7.90 (д, 4J = 2.2, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  

3435, 2952, 1726, 1611, 1558, 1477, 1434, 1287, 1141, 1075, 1022, 952, 810, 767 см-1. 

Метил 5-бром-2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]бензоат (62c). Выход 2.18 г (83%). Белый 

порошок. Т.пл. 59-60 С. Найдено, %: C, 58.67; H, 4.45. C19H17BrO4 

(389.24). Вычислено, %: C, 58.63; H, 4.40. Спектр ЯМР 1Н (250 

МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.24 (с, 6H, Ме), 3.87 (с, 3H, МеO), 5.85 (д, 
3J = 3.3, 2H, HFur), 5.87 (д, 3J = 3.3, 2H, HFur), 6.47 (с, 1H, CH), 7.17 (д, 

3J = 8.5, 1H, HAr), 7.56 (дд, 3J = 8.5, 4J = 2.3, 1H, HAr), 8.05 (д, 4J = 2.3, 1H, HAr). ИК (KBr): 

νmax  3434, 2950, 2919, 1726, 1609, 1555, 1434, 1285, 1141, 1076, 1021, 970, 810, 765 см-1. 

Метил 5-иодо-2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]бензоат (62d). Выход 2.56 г (87%). Белый 

порошок. Т.пл. 54-55 С. Найдено, %: C, 52.33; H, 3.90. C19H17IO4 

(436.24). Вычислено, %: C, 52.31; H, 3.93. Спектр ЯМР 1Н (250 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 2.25 (с, 6H, Ме), 3.86 (с, 3H, МеO), 5.85 (д, 3J = 3.2, 

2H, HFur), 5.87 (д, 3J = 3.2, 2H, HFur), 6.45 (с, 1H, CH), 7.02 (д, 3J = 8.3, 

1H, HAr), 7.75 (дд, 3J = 8.3, 4J = 1.8, 1H, HAr), 8.23 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  3432, 

2952, 2920, 1718, 1562, 1475, 1436, 1285, 1213, 1140, 1081, 1022, 968, 789 см-1. 

Метил 2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]-4-хлорбензоат (62e). Выход 1.98 г (85%). Белый 

порошок. Т.пл. 75-76 С. Найдено, %: C, 66.12; H, 5.03. C19H17ClO4 

(344.59). Вычислено, %: C, 66.19; H, 4.97. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 2.25 (с, 6H, Ме), 3.86 (с, 3H, МеO), 5.87 (уш. с, 4H, 

HFur), 6.54 (с, 1H, CH), 7.27 (дд, 3J = 8.2, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.29 (д, 4J = 
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1.8, 1H, HAr), 7.86 (д, 3J = 8.2, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  3410, 2947, 2919, 1715, 1562, 1478, 

1438, 1391, 1285, 1262, 1234, 1106, 1075, 1021, 947, 891, 841, 784, 732 см-1. 

Метил 4-бром-2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]бензоат (62f). Выход 2.16 г (82%). Белый 

порошок. Т.пл. 81-82 С. Найдено, %: C, 58.58; H, 4.43. C19H17BrO4 

(389.24). Вычислено, %: C, 58.63; H, 4.40. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 2.26 (с, 6H, Ме), 3.86 (с, 3H, МеO), 5.87 (уш. с, 4H, 

HFur), 6.52 (с, 1H, CH), 7.44 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.46 (дд, 3J = 8.2, 4J = 

1.8, 1H, HAr), 7.77 (д, 3J = 8.2, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  3428, 2949, 2920, 1720, 1586, 1558, 

1261, 1214, 1093, 1022, 783, 762 см-1. 

Метил 4-иодо-2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]бензоат (62g). Выход 2.50 г (85%). Белый 

порошок. Т.пл. 99-100 С. Найдено, %: C, 52.27; H, 3.98. C19H17IO4 

(436.24). Вычислено, %: C, 52.31; H, 3.93. Спектр ЯМР 1Н (250 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 2.25 (с, 6H, Ме), 3.85 (с, 3H, МеO), 5.86 (д, 3J = 3.0, 

2H, HFur), 5.88 (д, 3J = 3.0, 2H, HFur), 6.48 (с, 1H, CH), 7.60 (д, 3J = 8.2, 1H, 

HAr), 7.63 (дд, 3J = 8.2, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.69 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  3518, 

3086, 2943, 2340, 1720, 1567, 1465, 1390, 1270, 1220, 1145, 1074, 1022, 965, 790, 755 см-1. 

Синтез гидразидов 2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]бензойных кислот 63. 

Смесь эфира 62 (5.81 ммоль), N2H4H2O (9 мл) и н-бутанола (9 мл) кипятят с обратным 

холодильником в течение 20 минут и выливают в холодную воду (300 мл). Выпавший 

осадок отфильтровывают, сушат на воздухе и используют в последующих превращениях 

без дальнейшей очистки. 

Синтез 4,10-дигидро-3Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-онов 65. 

Метод А. К 15% раствору TsOH в бензоле (20 мл), полученному кипячением бензольного 

раствора TsOHH2O c азеотропной отгонкой воды, добавляют соединение 63 (4.19 ммоль). 

Реакционную смесь кипятят с обратным холодильником в течение 10 минут. Полученный 

раствор выливают в холодную воду (300 мл). Продукт экстрагируют CH2Cl2 (350 мл). 

Объединённые органические фракции промывают водой и сушат безводным Na2SO4. Раст-

воритель упаривают при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хромато-

графией на силикагеле (элюент: гексан/этилацетат, 4:1). Продукт перекристаллизовывают 

из смеси гексан/этилацетат, 10:1, охлаждая до температуры < 0 С. 

Метод Б. К суспензии соединения 66 (3.37 ммоль) в этиленгликоле (50 мл) добавляют 

гидрат гидразина (1 мл). Реакционную смесь перемешивают при комнатной температуре 

до полного растворения исходного изокумарина (ТСХ контроль, ~ 30 минут). Полученный 
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раствор кипятят в течение 15 минут с обратным холодильником и выливают в холодную 

воду (300 мл). Дальнейшая очистка проводится так же, как описано в методе А. 

2-Метил-5-(5-метил-2-фурил)-3,4-дигидро-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-он 

(65а). Выход 489 мг (40%, метод А); 581 мг (59%, метод Б). Жёлтый 

порошок. Т.пл. 183-184 С (гексан/этилацетат). Найдено, %: C, 73.91; H, 

5.55. C18H16N2O2 (292.33). Вычислено, %: C, 73.96; H, 5.52. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.29–2.34 (м, 2H, CH2), 2.32 (с, 3H, 

Ме), 2.38 (с, 3H, Ме), 2.82–2.87 (м, 2H, CH2), 6.14 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 

6.30 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.36–7.39 (м, 1H, HAr), 7.41–7.46 (м, 1H, HAr), 7.55–7.60 (м, 1H, 

HAr), 8.53–8.56 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 13.8, 22.6, 24.5 (2 C), 

105.9, 106.8, 112.9, 124.5, 125.7, 126.5, 128.8, 132.6, 134.8, 136.3, 146.0, 152.7, 159.3, 162.5. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 293 (25) [M+ + 1], 292 (100) [M+], 252 (23), 249 (23), 

210 (13), 208 (12), 180 (11). ИК (KBr): νmax  1655, 1553, 1480, 1300, 961, 836, 801, 774, 

698 см-1. 

2-Метил-5-(5-метил-2-фурил)-8-хлор-3,4-дигидро-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-

10-он (65b). Выход 739 мг (54%, метод А); 572 мг (52%, метод Б). 

Жёлтый порошок. Т.пл. 173-174 С (гексан/EtOAc). Найдено, %: C, 

66.12; H, 4.61. C18H15ClN2O2 (326.78). Вычислено, %: C, 66.16; H, 

4.63. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30–2.35 (м, 2H, 

CH2), 2.33 (с, 3H, Ме), 2.38 (с, 3H, Ме), 2.82–2.87 (м, 2H, CH2), 6.15 

(д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 6.31 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 7.33 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.51 (дд, 3J = 8.7, 
4J = 2.1, 1H, HAr), 8.52 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 13.8, 

22.5, 24.4, 24.6, 105.5, 106.9, 113.2, 126.4, 126.8, 128.1, 132.7, 133.0, 134.6, 135.1, 145.5, 

152.9, 158.3, 163.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 329/327 (5/15) [M+ + 1], 328/326 

(28/83) [M+], 293 (28), 292 (100), 249 (18), 208 (15). ИК (KBr): νmax  1667, 1593, 1478, 1292, 

1218, 1019, 964, 894, 814, 729 см-1. 

8-Бромо-2-метил-5-(5-метил-2-фурил)-3,4-дигидро-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-

10-он (65c). Выход 917 мг (59%, метод А); 675 мг (54%, метод Б). 

Жёлтый порошок. Т.пл. 196-197 С (гексан/EtOAc). Найдено, %: C, 

58.27; H, 4.02. C18H15BrN2O2 (371.23). Вычислено, %: C, 58.24; H, 

4.07. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30–2.35 (м, 2H, 

CH2), 2.32 (с, 3H, Ме), 2.37 (с, 3H, Ме), 2.80–2.85 (м, 2H, CH2), 6.14 

(д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.30 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.25 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.64 (дд, 3J = 8.7, 
4J = 2.1, 1H, HAr), 8.67 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 13.8, 
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22.6, 24.4, 24.6, 105.5, 106.9, 113.2, 120.5, 126.5, 127.1, 131.2, 135.0, 135.3, 135.7, 145.4, 

152.9, 158.1, 163.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 373/371 (20/20), [M+ + 1], 

372/370 (95/100) [M+], 329 (15), 327 (14), 290 (12), 288 (11). ИК (KBr): νmax  1669, 1594, 

1475, 1292, 1217, 1022, 890, 812 см-1. 

8-Иодо-2-метил-5-(5-метил-2-фурил)-3,4-дигидро-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-

10-он (65d). Выход 876 мг (50%, метод А); 761 мг (54%, метод Б). 

Жёлтый порошок. Т.пл. 203-204 С (гексан/ EtOAc). Найдено, %: C, 

51.64; H, 3.66. C18H15IN2O2 (418.23). Вычислено, %: C, 51.69; H, 3.61. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30–2.35 (м, 2H, CH2), 

2.33 (с, 3H, Ме), 2.37 (с, 3H, Ме), 2.80–2.85 (м, 2H, CH2), 6.14 (д, 3J = 

3.0, 1H, HFur), 6.30 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.11 (д, 3J = 8.6, 1H, HAr), 7.84 (дд, 3J = 8.6, 4J = 1.8, 

1H, HAr), 8.88 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 13.8, 22.6, 24.3, 

24.6, 91.4, 105.5, 106.9, 113.2, 126.4, 127.1, 135.4, 135.5, 137.2, 141.2, 145.3, 152.9, 157.9, 

163.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 418 (100) [M+], 403 (15), 378 (22), 375 (11). 

ИК (KBr): νmax  1661, 1590, 1290, 1214, 963, 877, 813 см-1. 

2-Метил-5-(5-метил-2-фурил)-7-хлор-3,4-дигидро-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-

10-он (65e). Выход 944 мг (69%, метод А); 539 мг (49%, метод Б). 

Жёлтый порошок. Т.пл. 210-211 С (гексан/EtOAc). Найдено, %: C, 

66.07; H, 4.63. C18H15ClN2O2 (326.78). Вычислено, %: C, 66.16; H, 

4.63. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30–2.35 (м, 2H, 

CH2), 2.32 (с, 3H, Ме), 2.39 (с, 3H, Ме), 2.81–2.86 (м, 2H, CH2), 6.15 

(д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.32 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.36 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.38 (дд, 3J = 8.5, 
4J = 1.8, 1H, HAr), 8.47 (д, 3J = 8.5, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 13.8, 

22.6, 24.3, 24.6, 105.0, 107.0, 113.2, 124.0, 127.0, 130.6 (2C), 136.3, 137.5, 139.3, 145.2, 153.0, 

158.7, 162.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 329/327 (6/21) [M+ + 1], 328/326 

(30/100) [M+], 286 (18), 283 (17), 244 (14), 242 (11). ИК (KBr): νmax  1666, 1598, 1552, 1428, 

1319, 1152, 1090, 1021, 967, 873, 780, 701 см-1. 

7-Бромо-2-метил-5-(5-метил-2-фурил)-3,4-дигидро-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-

10-он (65f). Выход 917 мг (59%, метод А); 638 мг (51%, метод Б). 

Жёлтый порошок. Т.пл. 228-229 С (гексан/EtOAc). Найдено, %: C, 

58.21; H, 4.02. C18H15BrN2O2 (371.23). Вычислено, %: C, 58.24; H, 

4.07. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30–2.35 (м, 2H, 

CH2), 2.31 (с, 3H, Ме), 2.38 (с, 3H, Ме), 2.80–2.85 (м, 2H, CH2), 6.15 

(д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 6.31 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 7.52 (д, 4J = 2.0, 1H, HAr), 7.53 (дд, 3J = 9.1, 
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4J = 2.0, 1H, HAr), 8.38 (д, 3J = 9.1, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 13.8, 

22.6, 24.3, 24.6, 104.9, 107.0, 113.3, 124.4, 127.1, 128.1, 129.8, 130.6, 136.3, 137.7, 145.2, 

153.0, 158.8, 162.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 373/371 (17/17), [M+ + 1], 

372/370 (100/100) [M+], 368 (15), 355 (10), 332 (11), 330 (11), 327 (19), 288 (14), 151 (16). 

ИК (KBr): νmax  1665, 1593, 1550, 1468, 1427, 1319, 1218, 1152, 1081, 1019, 909, 868, 790, 

779, 698 см-1. 

7-Иодо-2-метил-5-(5-метил-2-фурил)-3,4-дигидро-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-

10-он (65g). Выход 910 мг (52%, метод А); 718 мг (51%, метод Б). 

Жёлтый порошок. Т.пл. 201-202 С (гексан/EtOAc). Найдено, %: C, 

51.65; H, 3.67. C18H15IN2O2 (418.23). Вычислено, %: C, 51.69; H, 3.61. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30–2.34 (м, 2H, CH2), 

2.32 (с, 3H, Ме), 2.39 (с, 3H, Ме), 2.80–2.84 (м, 2H, CH2), 6.15 (д, 3J = 

3.1, 1H, HFur), 6.31 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 7.75 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.76 (дд, 3J = 8.8, 4J = 1.8, 

1H, HAr), 8.22 (д, 3J = 8.8, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (50 МГц, СDCl3, δ): 13.9, 22.6, 24.3, 

24.6, 101.0, 104.7, 107.1, 113.3, 124.8, 130.3, 133.4, 135.6, 136.1, 137.5, 145.1, 153.0, 159.0, 

163.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 419 (28), [M+ + 1], 418 (100) [M+], 403 (15), 

378 (13), 375 (13). ИК (KBr): νmax  1665, 1591, 1545, 1465, 1346, 1318, 1218, 1153, 1079, 

1019, 867, 791 см-1. 

Получение 10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-онов 68. 

Смесь соединения 65 (1 ммоль) и DDQ (1.1 ммоль) в бензоле (8 мл) кипятят с обратным 

холодильником в течение 5–7 минут (контроль методом ТСХ). Образующуюся суспензию 

выливают в холодную воду (50 мл) и экстрагируют этилацетатом (330 мл). Объединён-

ные органические фракции сушат безводным Na2SO4; растворитель упаривают при пони-

женном давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: 

EtOAc/петролейный эфир, 1:2). Растворитель упаривают при пониженном давлении, про-

дукт перекристаллизовывают из смеси этилацетата с петролейным эфиром. 

2-Метил-5-(5-метил-2-фурил)-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-он (68а). Выход 

171 мг (59%). Оранжевые иглы. Т.пл. 181-182 С (EtOAc/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 74.55; H, 4.90. C18H14N2O2 (290.32). Вычислено, 

%: C, 74.47; H, 4.86. Спектр ЯМР 1Н (600 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 

2.37 (с, 3H, Ме), 2.43 (с, 3H, Ме), 6.35 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.59 (д, 3J = 

3.0, 1H, HFur), 6.92 (д, 3J = 9.6, 1H, HAr), 7.52–7.53 (м, 1H, HAr), 7.58 (д, 3J 

= 9.6, 1H, HAr), 7.59–7.62 (м, 1H, HAr), 7.79–7.81 (м, 1H, HAr), 8.48–8.49 (м, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (150 МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 21.7, 102.5, 107.3, 113.7, 121.8, 122.3, 
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124.5, 126.5, 127.9, 131.5, 132.9, 133.3, 135.2, 144.7, 152.4, 152.7, 157.7. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 291 (15) [M+ + 1], 290 (51) [M+], 248 (31), 247 (100), 219 (16), 190 (12), 

151 (10). ИК (KBr): νmax  1683, 1605, 1526, 1473, 1299, 824, 802, 773, 693 см-1. 

2-Метил-5-(5-метил-2-фурил)-8-хлор-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-он (68b). 

Выход 199 мг (61%). Оранжевые иглы. Т.пл. 222-223 С (EtOAc/пет-

ролейный эфир). Найдено, %: C, 66.50; H, 4.08. C18H13ClN2O2 

(324.76). Вычислено, %: C, 66.57; H, 4.03. Спектр ЯМР 1Н (600 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.37 (с, 3H, Ме), 2.45 (с, 3H, Ме), 6.36 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 6.61 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.98 (д, 3J = 9.6, 1H, 

HAr), 7.56 (д, 3J = 8.8, 1H, HAr), 7.61 (д, 3J = 9.6, 1H, HAr), 7.83 (дд, 3J = 8.8, 4J = 2.4, 1H, HAr), 

8.41 (д, 4J = 2.4, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (150 МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 21.7, 102.2, 107.4, 

114.0, 122.3, 123.3, 126.6, 127.0, 130.9, 131.5, 133.1, 133.7, 133.8, 144.3, 152.9, 153.0, 156.8. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 327/325 (3/10) [M+ + 1], 326/324 (15/45) [M+], 284 

(10), 283 (37), 282 (22), 281 (100), 255 (11), 253 (22). ИК (KBr): νmax  1681, 1515, 1469, 1297,  

880, 824 см-1. 

8-Бром-2-метил-5-(5-метил-2-фурил)-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-он (68с). 

Выход 221 мг (60%). Оранжевые иглы. Т.пл. 236-237 С (EtOAc/пет-

ролейный эфир). Найдено, %: C, 58.48; H, 3.51. C18H13BrN2O2 

(369.21). Вычислено, %: C, 58.56; H, 3.55. Спектр ЯМР 1Н (600 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.37 (с, 3H, Ме), 2.46 (с, 3H, Ме), 6.36 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 6.61 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.99 (д, 3J = 9.6, 1H, 

HAr), 7.48 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.61 (д, 3J = 9.6, 1H, HAr), 7.95 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.4, 1H, HAr), 

8.56 (д, 4J = 2.4, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (150 МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 21.7, 102.2, 107.4, 

114.0, 119.2, 122.3, 123.6, 127.0, 129.8, 131.5, 133.8, 134.0, 135.8, 144.2, 152.9, 153.0, 156.7. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 371/369 (10/13) [M+ + 1], 370/368 (43/48) [M+], 

328/326 (31/33), 327/325 (100/100), 299 (20), 297 (21), 217 (13), 218 (13), 190 (20), 189 (21), 

150 (18). ИК (KBr): νmax  1680, 1516, 1466, 1333, 1297, 1023, 876, 822, 791 см-1. 

2-Метил-5-(5-метил-2-фурил)-7-хлор-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-он (68d). 

Выход 189 мг (58%). Оранжевые иглы. Т.пл. 233-234 С (EtOAc/пет-

ролейный эфир). Найдено, %: C, 66.64; H, 4.10. C18H13ClN2O2 

(324.76). Вычислено, %: C, 66.57; H, 4.03. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.38 (с, 3H, Ме), 2.45 (с, 3H, Ме), 6.35 (д, 
3J = 3.1, 1H, HFur), 6.61 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 6.98 (д, 3J = 9.6, 1H, 
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HAr), 7.44 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.56 (д, 3J = 9.6, 1H, HAr), 7.58 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HAr), 

8.47 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 21.7, 102.2, 107.4, 

114.0, 122.3, 123.3, 126.6, 127.0, 130.9, 131.5, 133.1, 133.7, 133.8, 144.3, 152.9, 153.0, 156.8. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 327/325 (4/6) [M+ + 1], 326/324 (17/44) [M+], 284/282 

(10/26), 283/281 (39/100), 255 (17), 253 (25), 177 (17), 149 (17). ИК (KBr): νmax  1676, 1596, 

1524, 1464, 1332, 1292, 1020, 956, 872, 832, 788 см-1. 

7-Бром-2-метил-5-(5-метил-2-фурил)-10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолин-10-он (68e). 

Выход 210 мг (57%). Оранжевые иглы. Т.пл. 240 С (с субл., EtOAc/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 58.49; H, 3.51. C18H13BrN2O2 

(369.21). Вычислено, %: C, 58.56; H, 3.55. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.38 (с, 3H, Ме), 2.45 (с, 3H, Ме), 6.37 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 6.64 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.00 (д, 3J = 9.6, 1H, 

HAr), 7.57 (д, 3J = 9.6, 1H, HAr), 7.59 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.74 (дд, 3J = 8.4, 4J = 1.8, 1H, HAr), 

8.38 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (150 МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 21.8, 101.2, 107.5, 

114.1, 121.0, 122.8, 126.2, 127.4, 129.3, 130.5, 131.5, 134.7, 136.6, 144.0, 152.8, 153.1, 157.4. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 371/369 (14/22) [M+ + 1], 370/368 (77/82) [M+], 

327/325 (22/20), 326/324 (95/100), 298 (20), 296 (20), 218 (23), 215 (13), 190 (16), 189 (21), 

150 (27). ИК (KBr): νmax  1672, 1592, 1520, 1460, 1328, 1216, 872, 784 см-1. 

Получение тетрациклических соединений 69 проводили согласно методу, опубликован-

ному ранее [323]. 

Синтез 6,7-дигидро-8Н-фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-c]изохинолин-8-онов 70. 

Смесь соединения 69 (3 ммоль), гидрата гидразина (2 мл) и этиленгликоля (55 мл) кипятят 

с обратным холодильником в течение 5-10 минут. Смесь выливают в холодную воду (500 

мл). Осадок отфильтровывают, сушат на воздухе и перекристаллизовывают из этанола. 

7-Амино-2,4-диметил-6,7-дигидро-8Н-фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-c]изохинолин-8-он 

(70а). Выход 543 мг (62%). Светло-жёлтые иглы. Т.пл. 192–193  С (EtOH). 

Найдено, %: C, 73.86; H, 5.32. C18H16N2O2 (292.33). Вычислено, %: C, 73.96; 

H, 5.52. Спектр ЯМР 1Н (600 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.80–2.70 (уш. с, 

1H, CH2), 1.98 (с, 3H, Ме), 2.46 (с, 3H, Ме), 3.90–4.80 (м, 1H, CH2), 5.43–

5.46 (м, 1H, =CH), 6.02 (с, 2H, NH2), 6.50 (с, 1H, HFur), 7.50–7.53 (м, 1H, 

HAr), 7.73–7.76 (м, 1H, HAr), 8.30–8.31 (м, 1H, HAr), 8.40–8.41 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С 

(150 МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 19.7, 27.8, 103.9, 105.7, 116.2, 122.7, 124.1, 125.9, 126.1, 127.4, 

131.2, 132.5, 132.8, 136.3, 147.9, 150.3, 160.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 293 (5) 
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[M+ + 1], 292 (21) [M+], 277 (44), 276 (100), 275 (21), 263 (10), 262 (59), 247 (36), 149 (19). 

ИК (KBr): νmax  3289, 3206, 1620, 1574, 1484, 1344, 984, 826, 767, 686см-1.  

7-Амино-10-бромо-2,4-диметил-6,7-дигидро-8Н-фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-c]изохи-

нолин-8-он (70b). Выход 712 мг (64%). Светло-жёлтые иглы. Т.пл. 

250 С (EtOH). Найдено, %: C, 58.31; H, 4.11. C18H15BrN2O2 (371.23). 

Вычислено, %: C, 58.24; H, 4.07. Спектр ЯМР 1Н (600 МГц, DMSO-d6, 

δ, КССВ): 1.90–2.75 (м, 1H, CH2), 1.99 (с, 3H, Ме), 2.47 (с, 3H, Ме), 

4.00–4.85 (м, 1H, CH2), 5.42–5.45 (м, 1H, =CH), 6.05 (с, 2H, NH2), 6.52 

(с, 1H, HFur), 7.77 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.4, 1H, HAr), 8.22 (д, 3J = 2.4, 1H, HAr), 8.42 (д, 3J = 9.0, 

1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (150 МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 19.7, 27.8, 103.6, 105.8, 116.1, 

123.9, 126.1, 126.2, 126.6, 130.6, 131.2, 131.4, 132.5, 136.6, 147.4, 150.5, 159.1. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 373/371 (6/6) [M+ + 1], 372/370 (21/21) [M+], 357 (54), 355 (100), 

354 (96), 353 (41), 342 (34), 340 (34), 327 (17), 325 (19), 232 (13). ИК (KBr): νmax  3291, 3210, 

1629, 1576, 1481, 1343, 895, 822, 786 см-1. 

7-Амино-11-бромо-2,4-диметил-6,7-дигидро-8Н-фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-c]изохи-

нолин-8-он (70с). Выход 690 мг (62%). Светло-жёлтые иглы. Т.пл. 

255 С (EtOH). Найдено, %: C, 58.18; H, 4.01. C18H15BrN2O2 (371.23). 

Вычислено, %: C, 58.24; H, 4.07. Спектр ЯМР 1Н (600 МГц, DMSO-d6, 

δ, КССВ): 1.85–2.70 (м, 1H, CH2), 1.99 (с, 3H, Ме), 2.47 (с, 3H, Ме), 

3.95–4.80 (м, 1H, CH2), 5.43–5.45 (м, 1H, =CH), 6.02 (с, 2H, NH2), 6.54 (с, 

1H, HFur), 7.68 (дд, 3J = 8.6, 4J = 1.9, 1H, HAr), 8.22 (д, 3J = 8.6, 1H, HAr), 8.53 (д, 4J = 1.9, 1H, 

HAr). Спектр ЯМР 13С (150 МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 19.7, 27.9, 102.8, 105.9, 116.2, 121.5, 

126.0, 126.1, 126.7, 129.0, 129.8, 131.3, 134.2, 137.7, 147.2, 150.4, 159.7. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 373/ 371 (5/5) [M+ + 1], 372/370 (21/19) [M+], 357 (42), 356 (97), 355 

(100), 354 (66), 342 (22), 340 (27), 327 (36), 325 (37), 233 (15), 149 (14). ИК (KBr): νmax  

3288, 3206, 1627, 1570, 1003, 926, 829, 773 см-1. 

Получение 3-(2-фурил)фталидов 71.  

К раствору 2-формилбензойной кислоты 61 (47 ммоль) и 2-алкилфурана (84 ммоль) в 1,4-

диоксане (50 мл) добавляют воду (7 мл) и 70% HClO4 (0.5 мл). Реакционную смесь кипя-

тят с обратным холодильником в течение 1.5 часов, после чего выливают в холодную во-

ду. Продукт экстрагируют хлористым метиленом. Экстракт сушат безводным Na2SO4. 

Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хро-

матографией на силикагеле (элюент: бензол/петролейный эфир, 1:2). Аналитические дан-

ные фталидов 71a,b,d,e соответствуют опубликованным ранее [323,379]. 



253 
 

3-(5-Метил-2-фурил)-5,6-диметокси-1,3-дигидроизобензофуран-1-он (71с). Т.пл. 163–

164 С (СH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 65.78; H, 5.19. 

C15H14O5 (274.27). Вычислено, %: C, 65.69; H, 5.15. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.23 (c, 3H, Me), 3.91 (с, 3H, МеO), 3.93 

(с, 3H, МеO), 5.93 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.21 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.27 

(с, 1H, CH), 6.81 (c, 1H, HAr), 7.30 (c, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  1758, 1605, 1503, 1461, 1325, 

1274, 1220, 1123, 1052, 936, 872, 811, 762 см-1. 

Получение 2-(2-фурилметил)бензойных кислот 72. 

Смесь фталида 71 (0.01 моль), цинковой пыли (30 г), CuSO45H2O (1 г) и насыщенного 

водного раствора аммиака (300 мл) кипятят с обратным холодильником в течение 6–10 

часов (контроль методом ТСХ). Горячий раствор отфильтровывают, фильтрат охлаждают 

и нейтрализуют концентрированной HCl до рН 5–6. Продукт экстрагируют EtOAc (3×20 

мл). Экстракт нагревают с активированным углем, фильтруют, растворитель упаривают 

досуха. Продукт перекристаллизовывают из смеси CH2Cl2/петролейный эфир. 

2-[(5-Метил-2-фурил)метил]бензойная кислота (72а). Выход 1.10 г (51%). Белый 

порошок. Т.пл. 99–100 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 72.31; 

H, 5.68. C13H12O3 (216.23). Вычислено, %: C, 72.21; H, 5.59. Спектр ЯМР 1Н 

(200 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.26 (с, 3H, Ме), 4.23 (с, 2H, CH2), 5.87 (с, 2H, 

HFur), 7.28–7.37 (м, 2H, HAr), 7.47–7.55 (м, 1H, HAr), 8.06–8.10 (м, 1H, HAr). ИК 

(KBr): νmax  1682, 1573, 1312, 1293, 1273, 1080, 1018, 924, 780, 735 см-1. 

2-[(5-Метил-2-фурил)метил]-5-хлорбензойная кислота (72b). Выход 1.15 г (46%). Бе-

лый порошок. Т.пл. 113–114 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: 

C, 62.33; H, 4.40. C13H11ClO3 (250.68). Вычислено, %: C, 62.29; H, 4.42. 

Спектр ЯМР 1Н (200 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.25 (с, 3H, Ме), 4.38 (с, 2H, 

CH2), 5.88 (с, 2H, HFur), 7.25 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.46 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.3, 

1H, HAr), 8.05 (д, 4J = 2.3, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  1684, 1570, 1302, 1250, 

1021, 909, 868, 778, 705 см-1. 

2-[(5-Метил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксибензойная кислота (72с). Выход 1.60 г 

(58%). Белый порошок. Т.пл. 139–140 С (CH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 65.23; H, 5.86. C15H16O5 (276.28). Вычислено, %: C, 65.21; 

H, 5.84. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.24 (с, 3H, Ме), 

3.88 (с, 3Н, МеО), 3.91 (с, 3Н, МеО), 4.38 (с, 2H, CH2), 5.84 (с, 2H, HFur), 

6.74 (с, 1H, HAr), 7.63 (с, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  1686, 1573, 1523, 1459, 
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1415, 1354, 1299, 1270, 1221, 1170, 1073, 931, 879, 772 см-1. 

2-[(5-трет-Бутил-2-фурил)метил]бензойная кислота (72d). Выход 1.42 г (55%). Белый 

порошок. Т.пл. 108–109 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

74.47; H, 6.98. C16H18O3 (258.31). Вычислено, %: C, 74.40; H, 7.02. Спектр 

ЯМР 1Н (200 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.26 (с, 9H, t-Bu), 4.44 (с, 2H, CH2), 

5.85 (с, 2H, HFur), 7.25–7.37 (м, 2H, HAr), 7.46–7.54 (м, 1H, HAr), 8.06–8.10 (м, 

1H, HAr). ИК (KBr): νmax  1696, 1572, 1486, 1410, 1306, 1257, 1167, 1124, 

1078, 1013, 933, 829, 794, 732 см-1. 

2-[(5-трет-Бутил-2-фурил)метил]-5-хлорбензойная кислота (72e). Выход 1.405 г 

(48%). Белый порошок. Т.пл. 103–104 С (CH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 65.75; H, 5.91. C16H17ClO3 (292.76). Вычислено, %: C, 

65.64; H, 5.85. Спектр ЯМР 1Н (200 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.25 (с, 9H, 

t-Bu), 4.38 (с, 2H, CH2), 5.84 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 5.87 (д, 3J = 3.2, 1H, 

HFur), 7.20 (д, 3J = 8.3, 1H, HAr), 7.45 (дд, 3J = 8.3, 4J = 2.2, 1H, HAr), 8.05 

(д, 4J = 2.2, 1H, HAr). ИК (KBr): νmax  1692, 1558, 1483, 1401, 1300, 1243, 1014, 868, 772, 

706 см-1. 

Получение 3-(3-оксоалкил)-1Н-изохромен-1-онов 73. 

Соединение 72 (0.01 моль) добавляют к этанольному раствору HCl (50 мл, 30% по объёму) 

и кипятят в течение 5 минут. Реакционную смесь выливают в холодную воду. Продукт 

экстрагируют CH2Cl2 (3×20 мл). Объединённые органические фракции промывают водой 

и сушат безводным Na2SO4. К экстракту добавляют петролейный эфир. Смесь пропускают 

через тонкий слой силикагеля. Растворитель упаривают досуха при пониженном давле-

нии. Продукт перекристаллизовывают из смеси CH2Cl2/петролейный эфир. 

3-(3-Оксобутил)-1Н-изохромен-1-он (73а). Выход 1.51 г (70%). Белый порошок. Т.пл. 

83–84 С (СH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 72.31; H, 5.64. 

C13H12O3 (216.23). Вычислено, %: C, 72.21; H, 5.59. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.17 (c, 3H, Ме), 2.75–2.80 (м, 2H, CH2), 

2.85–2.90 (м, 2H, CH2), 6.30 (с, 1H, HAr), 7.31–7.34 (м, 1H, HAr), 7.40–7.46 (м, 1H, HAr), 7.62–

7.68 (м, 1H, HAr), 8.19–8.22 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 27.4, 30.0, 

40.2, 103.7, 120.0, 125.2, 127.8, 129.4, 134.8, 137.3, 156.2, 162.8, 206.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 216 (24) [M+], 174 (25), 173 (100), 155 (25), 145 (31), 131 (38), 127 (33), 117 

(67), 103 (27), 91 (28), 89 (72), 77 (45), 63 (38), 59 (44), 55 (47), 43 (45). ИК (KBr): νmax  1717, 

1164, 855, 767, 689 см-1. 
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3-(3-Оксобутил)-7-хлор-1Н-изохромен-1-он (73b). Выход 1.80 г (72%). Белый порошок. 

Т.пл. 87–88 С (СH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 62.24; 

H, 4.45. C13H11ClO3 (250.68). Вычислено, %: C, 62.29; H, 4.42. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.17 (c, 3H, Ме), 

2.75–2.80 (м, 2H, CH2), 2.84–2.89 (м, 2H, CH2), 6.29 (с, 1H, HAr), 7.29 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 

7.59 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.16 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDСl3, δ): 27.3, 29.9, 40.0, 103.1, 121.2, 126.7, 128.9, 133.4, 135.1, 135.7, 156.6, 161.6, 206.3. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 250 (24) [M+], 209 (22), 207 (100), 189 (14), 179 (14), 

165 (18), 151 (24), 123 (41), 55 (22), 43 (42). ИК (KBr): νmax  1718, 1651, 1484, 1390, 1354, 

1319, 1252, 1153, 1045, 953, 894, 867, 795, 695 см-1. 

6,7-Диметокси-3-(3-оксобутил)-1Н-изохромен-1-он (73c). Выход 2.07 г (75%). Белый по-

рошок. Т.пл. 167–168  С (СH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, 

%: C, 65.28; H, 5.88. C15H16O5 (276.28). Вычислено, %: C, 65.21; 

H, 5.84. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.14 (c, 

3H, Ме), 2.72–2.77 (м, 2H, CH2), 2.82–2.87 (м, 2H, CH2), 3.92 (c, 3H, MeO), 3.93 (c, 3H, 

MeO), 6.21 (с, 1H, HAr), 6.69 (c, 1H, HAr), 7.55 (c, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDСl3, δ): 27.3, 30.0, 40.3, 56.2 (2C), 103.4, 105.8, 109.2, 113.0, 133.0, 149.3, 155.0, 155.1, 

162.7, 206.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 276 (21) [M+], 233 (52), 149 (11), 119 

(12), 63 (36), 43 (100). ИК (KBr): νmax  1711, 1654, 1608, 1508, 1470, 1393, 1269, 1237, 1044, 

871, 777 см-1. 

3-(4,4-Диметил-3-оксопентил)-1Н-изохромен-1-он (73d). Выход 1.68 г (65%). Белый по-

рошок. Т.пл. 77–78  С (СH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

74.52; H, 7.07. C16H18O3 (258.31). Вычислено, %: C, 74.40; H, 7.02. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 1.12 (c, 9H, t-Bu), 

2.75–2.81 (м, 2H, CH2), 2.88–2.94 (м, 2H, CH2), 6.30 (с, 1H, HAr), 7.31–7.34 (м, 1H, HAr), 

7.40–7.46 (м, 1H, HAr), 7.62–7.68 (м, 1H, HAr), 8.20–8.23 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, СDСl3, δ): 26.3 (3C), 27.9, 33.8, 44.1, 103.7, 120.0, 125.1, 127.7, 129.4, 134.8, 137.4, 

156.7, 162.9, 214.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 258 (37) [M+], 201 (17), 174 (81), 

173 (100), 159 (76), 131 (44), 129 (31), 117 (24), 115 (29), 103 (29), 89 (43), 57 (70). ИК 

(KBr): νmax  1729, 1659, 1480, 1389, 1166, 1099, 997, 963, 759, 688 см-1. 



256 
 

3-(4,4-Диметил-3-оксопентил)-7-хлор-1Н-изохромен-1-он (73e). Выход 1.99 г (68%). Бе-

лый порошок. Т.пл. 91–92 С (СH2Cl2/петролейный эфир). Най-

дено, %: C, 65.73; H, 5.91. C16H18O3 (292.76). Вычислено, %: C, 

65.64; H, 5.85. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 1.13 

(c, 9H, t-Bu), 2.76–2.80 (м, 2H, CH2), 2.90–2.94 (м, 2H, CH2), 6.30 (с, 1H, HAr), 7.30 (д, 
3J = 8.4, 1H, HAr), 7.61 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.19 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 26.3 (3C), 27.9, 33.6, 44.1, 103.1, 120.0, 121.3, 126.7, 129.0, 

133.4, 135.1 (2C), 135.8, 157.1, 214.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 292 (40) [M+], 

209 (36), 207 (100), 192 (19), 173 (22), 165 (35), 145 (16), 101 (22), 89 (20), 86 (31), 59 (32), 

57 (86). ИК (KBr): νmax  1723, 1656, 1481, 1153, 1098, 968, 871, 780, 694 см-1.  

Синтез 2-алкил-9-(5-алкил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил ацетатов 74. 

Соединение 61 (5.0 ммоль) кипятят с AcOH (10 мл), Ac2O (10 мл) и ZnCl2 (10 мг) до 

достижения полной конверсии субстрата (контроль методом ТСХ). Реакционную смесь 

выливают в холодную воду (50 мл), нейтрализуют добавлением NaHCO3. Продукт экстра-

гируют СH2Cl2 (325 мл). Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4, 

обрабатывают активированным углем и фильтруют. Растворитель упаривают при пони-

женном давлении. Продукт очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: 

петролейный эфир/СH2Cl2, 4:1) и перекристаллизовывают из смеси петролейный эфир/ 

СH2Cl2. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил ацетат (74а). 

Выход 0.5 г (31%). Светло-жёлтые иглы. Т.пл. 146–147 С (СH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Лит.: 145–147 С [380]. Спектральные данные (ЯМР 
1Н, 13С, ИК) согласуются с литературными [380]. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-6-хлорнафто[2,3-b]фуран-4-ил аце-

тат (74b). Выход 0.55 г (31%). Светло-жёлтые иглы. Т.пл. 141–

142 С (СH2Cl2/петролейный эфир). Лит.: 140–143 С [380]. Спект-

ральные данные (ЯМР, ИК) согласуются с литературными [380]. 

6-Бром-2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил аце-

тат (74с). Выход 0.66 г (33%). Светло-жёлтые иглы. Т.пл. 149–

150 С (СH2Cl2/петролейный эфир). Лит.: 148–150 С [380]. Спект-

ральные данные (ЯМР, ИК) согласуются с литературными [380]. 
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6-Бром-2-этил-9-(5-этил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил ацетат 

(74d). Выход 0.6 г (28%). Жёлтые иглы. Т.пл. 84–86 С (СH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Лит.: 84–86 С [380]. Спектральные данные (ЯМР, 

ИК) согласуются с литературными [380]. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-7-хлорнафто[2,3-b]фуран-4-ил 

ацетат (74e). Выход 0.55 г (31%). Светло-жёлтые иглы. Т.пл. 166–

168 С (СH2Cl2/петролейный эфир). Лит.: 166–168 С [380]. Спект-

ральные данные (ЯМР, ИК) согласуются с литературными [380]. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-6-метокси-нафто[2,3-b]фуран-4-ил ацетат (74f). Выход 

0.70 г (40%). Светло-жёлтые иглы. Rf = 0.75 (ацетон/СH2Cl2/петро-

лейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 140–141 С (СH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 71.87; H, 5.15. C21H18O5 (350.36). Вычислено, %: C, 

71.99; H, 5.18. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.49 (c, 

6H, 2Me), 2.53 (c, 3H, Me), 3.94 (c, 3H, MeO), 6.26 (д, 3J = 3.1, 1H, 

HFur), 6.35 (c, 1H, HAr), 6.89 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 7.18 (д, 4J = 2.7, 1H, HAr), 7.21 (дд, 3J = 

9.8, 4J = 2.7, 1H, HAr), 8.51 (д, 3J = 9.8, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 13.9, 

14.4, 20.8, 55.1, 98.5, 99.7, 107.4, 108.4, 112.9, 118.3, 122.8, 124.3, 124.6, 128.0, 135.2, 146.3, 

149.9, 152.4, 156.5, 158.3, 168.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 350 (12) [M+], 308 

(100), 293 (15), 265 (11), 43 (16). ИК (KBr): νmax  1762, 1605, 1431, 1231, 1189,  

1037, 794 см-1. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-6,7-диметокси-нафто[2,3-b]фуран-4-ил ацетат (74g). Вы-

ход 0.70 г (37%). Светло-жёлтые иглы. Rf = 0.70 (ацетон/СH2Cl2/ 

петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 140–141 С (СH2Cl2/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 69.21; H, 5.37. C22H20O6 (380.39). Вычислено, 

%: C, 69.46; H, 5.30. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 

2.47 (c, 3H, Me), 2.48 (c, 3H, Me), 2.52 (c, 3H, Me), 3.99 (c, 3H, 

MeO), 4.01 (c, 3H, MeO), 6.25 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.31 (c, 1H, HAr), 6.89 (д, 3J = 3.2, 1H, 

HFur), 7.15 (c, 1H, HAr), 7.99 (c, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 14.0, 14.5, 

21.0, 55.8 (2C), 99.2, 99.8, 105.2, 107.3, 107.6, 112.7, 119.5, 120.8, 124.8, 135.5, 146.9, 148.7, 

149.5, 150.7, 152.0, 157.3, 168.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 380 (22) [M+], 338 

(67), 322 (100), 307 (29), 279 (50), 264 (23), 236 (35), 43 (15). ИК (KBr): νmax  1756, 1613, 

1507, 1481, 1432, 1369, 1210, 1179, 1162, 1015, 783 см-1 
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Синтез нафто[1,2-b:3,4-b’]дифуранов 75. 

Суспензию соединения 74 (5.0 ммоль) в 33% этанольном растворе HCl (130 мл) кипятят с  

обратным холодильником до полного растворения исходного соединения. Реакционную 

смесь выливают в воду (500 мл), нейтрализуют добавлением NaHCO3. Выпавший осадок 

отфильтровывают, сушат, растворяют в смеси гексан/бензол (1:1) и пропускают через 

небольшой слой силикагеля. Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток 

перекристаллизовывают из этанола. 

1-(2-Метилнафто[1,2-b:3,4-b’]дифуран-5-ил)пропан-2-он (75а). Выход 0.56 г (40%). 

Светло-жёлтый порошок. Rf = 0.62 (ацетон/СH2Cl2/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 94–96 С (этанол). Найдено, %: C, 77.95; H, 5.23. C18H14O3 

(278.30). Вычислено, %: C, 77.68; H, 5.07. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDСl3, δ, КССВ): 2.26 (c, 3H, Me), 2.59 (c, 3H, Me), 3.95 (c, 2H, СН2), 6.71 

(c, 1H, HAr), 7.08 (c, 1H, HAr), 7.51–7.59 (м, 2H, HAr), 8.08–8.12 (м, 1H, 

HAr), 8.32–8.35 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 14.2, 29.3, 43.9, 100.1, 

104.9, 113.3, 119.0, 120.7, 123.8, 124.4, 124.7, 125.0 (2С), 145.8, 149.0, 149.3, 154.9, 203.5. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 278 (27) [M+], 235 (100), 207 (17), 179 (18), 178 (30), 

149 (10), 55 (16), 43 (19). ИК (KBr): νmax  1720, 1588, 1566, 1530, 1440, 1390, 1159, 1108, 

981, 948, 815, 764 см-1. 

1-(2-Метил-9-хлорнафто[1,2-b:3,4-b’]дифуран-5-ил)пропан-2-он (75b). Выход 0.66 г 

(42%). Жёлтые кристаллы. Rf = 0.61 (ацетон/СH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:1:2). Т.пл. 113–115 С (EtOH). Найдено, %: C, 69.21; H, 4.07. 

C18H13ClO3 (312.74). Вычислено, %: C, 69.13; H, 4.19. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.28 (c, 3H, Me), 2.59 (c, 3H, Me), 3.96 

(c, 2H, СН2), 6.70 (c, 1H, HAr), 7.07 (c, 1H, HAr), 7.44 (д, 3J = 8.7, 1H, 

HAr), 8.01 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 8.27 (с, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 14.2, 

29.5, 43.6, 104.7, 114.1, 118.8, 119.4, 119.7, 122.3, 125.1, 125.3, 130.4, 145.6, 148.3, 149.3, 

155.5, 203.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 314/312 (10/30) [M+], 271/269 (33/100), 

234 (32), 205 (10), 178 (17), 163 (21), 152 (13), 43 (14). ИК (KBr): νmax  1716, 1566, 1355, 

1136, 1116, 1079, 944, 860, 808, 777 см-1. 
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1-(9-Бромо-2-метилнафто[1,2-b:3,4-b’]дифуран-5-ил)пропан-2-он 

(75с). Выход 0.75 г (42%). Жёлтые кристаллы. Т.пл. 135–136 С (эта-

нол). Лит.: 135–137 С [381]. Спектральные данные (ЯМР 1Н, 13С, 

ИК) согласуются с литературными [381]. 

1-(9-Бромо-2-этилнафто[1,2-b:3,4-b’]дифуран-5-ил)бутан-2-он 

(75d). Выход 0.71 г (37%). Жёлтые кристаллы. Rf = 0.65 (ацетон/ 

СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 123–124 С (EtOH). Найдено, 

%: C, 62.33; H, 4.63. C20H17BrO3 (385.25). Вычислено, %: C, 62.35; H, 

4.45. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 1.11 (т, 3J = 7.2, 

3Н, Ме), 1.43 (т, 3J = 7.2, 3Н, Ме), 2.60 (кв, 3J = 7.2, 2H, СН2), 2.92 (кв, 3J = 7.2, 2H, СН2), 

3.96 (c, 2H, СН2), 6.70 (c, 1H, HAr), 7.03 (c, 1H, HAr), 7.55 (дд, 3J = 8.7, 4J = 1.5, 1H, HAr), 7.91 

(д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 8.43 (д, 4J = 1.5, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 7.7, 

12.1, 22.0, 35.5, 42.6, 98.7, 104.7, 114.1, 118.5, 118.9, 120.1, 122.7, 123.1, 125.6, 128.0, 145.9, 

148.0, 149.6, 161.3, 206.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 386/384 (13/13) [M+], 

329/327 (100/100), 248 (13), 232 (16). ИК (KBr): νmax  1714, 1562, 1519, 1384, 1356, 1109, 

1038, 925, 806, 753 см-1. 

1-(2-Метил-8-хлорнафто[1,2-b:3,4-b’]дифуран-5-ил)пропан-2-он (75е). Выход 0.64 г 

(41%). Белый порошок. Rf = 0.60 (ацетон/СH2Cl2/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 154–155 С (EtOH). Найдено, %: C, 68.98; H, 4.08. 

C18H13ClO3 (312.74). Вычислено, %: C, 69.13; H, 4.19. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.27 (c, 3H, Me), 2.57 (c, 3H, Me), 3.95 

(c, 2H, СН2), 6.67 (c, 1H, HAr), 7.03 (c, 1H, HAr), 7.46 (дд, 3J = 8.7, 4J = 

2.1, 1H, HAr), 8.04 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.20 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, СDСl3, δ): 14.1, 29.3, 43.6, 100.0, 104.6, 113.3, 117.0, 118.2, 122.0, 123.0, 124.9, 125.1, 

130.6, 146.2, 148.8, 149.2, 155.1, 203.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 314/312 

(5/15) [M+], 271/269 (32/96), 234 (30), 176 (33), 163 (17), 151 (13), 126 (11), 88 (14), 75 (15), 

43 (100). ИК (KBr): νmax  1714, 1605, 1393, 1166, 1086, 940, 892, 814, 763 см-1. 

1-(2-Метил-9-метоксинафто[1,2-b:3,4-b’]дифуран-5-ил)пропан-2-он (75f). Выход 0.74 г 

(48%). Жёлтые кристаллы. Rf = 0.54 (ацетон/СH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:1:2). Т.пл. 138–139 С (EtOH). Найдено, %: C, 74.11; H, 5.54. 

C19H16O4 (308.33). Вычислено, %: C, 74.01; H, 5.23. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.24 (c, 3H, Me), 2.57 (c, 3H, Me), 

3.91 (c, 2H, СН2), 3.98 (c, 3H, MeO), 6.67 (c, 1H, HAr), 6.98 (c, 1H, 



260 
 

HAr), 7.16 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.4, 1H, HAr), 7.60 (д, 4J = 2.4, 1H, HAr), 7.96 (д, 3J = 9.0, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 14.1, 29.2, 43.7, 55.3, 99.9, 100.1, 104.6, 113.5,116.6, 

118.9, 119.0, 119.6, 125.3, 144.4, 148.6, 148.8, 154.7, 156.9, 203.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 308 (78) [M+], 265 (100), 222 (21), 165 (14), 43 (22). ИК (KBr): νmax  1714, 1570, 

1535, 1360, 1220, 1165, 1001, 834 см-1. 

1-(2-Метил-8,9-диметоксинафто[1,2-b:3,4-b’]дифуран-5-ил)пропан-2-он (75g). Выход 

0.93 г (55%). Жёлтые кристаллы. Rf = 0.47 (ацетон/СH2Cl2/петро-

лейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 167–168 С (EtOH). Найдено, %: C, 

71.27; H, 5.57. C20H18O5 (338.35). Вычислено, %: C, 70.99; H, 5.36. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.26 (c, 3H, Me), 2.57 

(c, 3H, Me), 3.94 (c, 2H, СН2), 4.04 (c, 3H, MeO), 4.07 (c, 3H, MeO), 

6.55 (c, 1H, HAr), 7.02 (c, 1H, HAr), 7.38 (c, 1H, HAr), 7.60 (c, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, СDСl3, δ): 14.3, 29.5, 43.9, 56.0, 56.1, 100.1, 100.6, 104.0, 104.7, 111.7, 113.6, 118.5, 

119.3, 128.4, 148.4, 148.6, 148.7, 149.0, 154.2, 204.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

338 (36) [M+], 295 (100), 280 (14), 251 (16), 59 (18), 43 (16). ИК (KBr): νmax  1713, 1579, 

1528, 1492, 1462, 1371, 1281, 1246, 1213, 1157, 1006, 844, 798 см-1. 

Синтез 4-(ацетиламино)-2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуранов 78. 

Метод А. Имид 85 (4.0 ммоль) добавляют к 33% этанольному раствору HCl (130 мл). 

Реакционную смесь кипятят с обратным холодильником в течение 1–2 минут, выливают в 

воду (500 мл) и нейтрализуют добавлением NaHCO3. Продукт экстрагируют CH2Cl2 (350 

мл). Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4, обрабатывают акти-

вированным углем и фильтруют. Растворитель упаривают при пониженном давлении. 

Остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: петролейный эфир/ 

бензол, 1:1) и перекристаллизовывают из смеси тех же растворителей. 

Метод Б. Имид 85 (4.0 ммоль) добавляют к раствору NaOH (100 ммоль) в этаноле (20 мл). 

Реакционную смесь нагревают в течение 10 минут (контроль методом ТСХ) и выливают в 

воду (200 мл). Продукт экстрагируют CH2Cl2 (350 мл). Объединённые органические 

фракции сушат безводным Na2SO4, обрабатывают активированным углем и фильтруют. 

Далее очищают, как описано в методе А. 
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N-[2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил]ацетамид (78а). Выход 0.79 г 

(62%) по методу А и 1.12 г (88%) по методу Б. Бежевые кристаллы. Rf = 

0.53 (ацетон/СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 239–240 С (пет-

ролейный эфир/бензол). Найдено, %: C, 75.05; H, 5.16; N, 4.04. 

C20H17NO3 (319.35). Вычислено, %: C, 75.22; H, 5.37; N, 4.39. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.25 (с, 3Н, Ме), 2.45 (c, 3H, 

Me), 2.51 (c, 3H, Me), 6.39 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.56 (с, 1H, HAr), 6.89 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 

7.47–7.55 (м, 2H, HAr), 8.07–8.11 (м, 1H, HAr), 8.39–8.41 (м, 1Н, HAr), 10.13 (уш. с, 1Н. NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.3, 13.8, 22.8, 102.1, 107.3, 107.5, 112.9, 123.1, 

123.8, 124.4, 125.1, 125.3, 126.1, 126.3, 127.9, 145.4, 150.3, 152.0, 157.4, 168.4. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 319 (53) [M+], 276 (100),  234 (26), 203 (11), 149 (22), 69 (12), 59 

(17), 55 (24), 43 (37). ИК (KBr): νmax  3219, 1651, 1529, 1388, 1281, 1254, 1028, 943, 791, 

764 см-1. 

N-[2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-6-хлоронафто[2,3-b]фуран-4-ил]ацетамид (78b). Вы-

ход 0.99 г (70) по методу А и 1.06 г (75%) по методу Б. Бежевые 

кристаллы. Rf = 0.44 (ацетон/СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). 

Т.пл. 247–248 С (петролейный эфир/бензол). Найдено, %: C, 67.70; 

H, 4.65; N, 3.96. C20H16ClNO3 (353.80). Вычислено, %: C, 67.90; H, 

4.56; N, 3.96. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.27 

(с, 3Н, Ме), 2.45 (c, 3H, Me), 2.51 (c, 3H, Me), 6.40 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.57 (с, 1H, HAr), 

6.94 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 7.51 (дд, 3J = 9.2, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.10 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.46 

(д, 3J = 9.2, 1Н, HAr), 10.18 (уш. с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.6, 

14.1, 23.1, 102.6, 107.6, 108.0, 113.7, 122.0, 123.7, 125.7, 126.2, 126.9, 127.6, 128.0, 129.2, 

145.1, 150.5, 152.6, 158.5, 168.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 355/353 (13/38) 

[M+], 313/311 (33/100), 295 (25), 268 (24), 234 (16), 149 (27), 69 (18), 57 (40), 43 (41). ИК 

(KBr): νmax  3249, 1660, 1603, 1527, 1389, 1279, 1098, 1030, 943, 897, 794 см-1. 

N-[6-Бромо-2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил]ацетамид (78с). Вы-

ход 1.03 г (65%) по методу А и 1.24 г (78%) по методу Б. Бежевые 

кристаллы. Rf = 0.42 (ацетон/ СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). 

Т.пл. 249–251 С (петролейный эфир/бензол). Найдено, %: C, 60.11; 

H, 4.08; N, 3.37. C20H16BrNO3 (398.25). Вычислено, %: C, 60.32; H, 

4.05; N, 3.52. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.26 

(с, 3Н, Ме), 2.44 (c, 3H, Me), 2.50 (c, 3H, Me), 6.39 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.56 (с, 1H, HAr), 

6.91 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.61 (дд, 3J = 9.3, 4J = 1.8, 1H, HAr), 8.25 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 8.37 
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(д, 3J = 9.3, 1Н, HAr), 10.22 (уш. с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.6, 

14.0, 23.1, 102.6, 107.5, 107.9, 113.6, 117.7, 123.6, 125.1, 126.3, 127.3, 127.4, 128.0, 128.1, 

145.0, 150.4, 152.5, 158.4, 168.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 399/397 (46/46) 

[M+], 357/355 (42/42), 312 (13), 232 (10), 204 (12), 176 (9), 151 (11), 51 (12), 43 (100). ИК 

(KBr): νmax  3248, 1664, 1600, 1528, 1392, 1280, 1092, 892, 784 см-1. 

N-[2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-6,7-диметоксинафто[2,3-b]фуран-4-ил]ацетамид 

(78d) Выход 0.68 г (45%) по методу А и 1.06 г (70%) по методу Б. 

Белый порошок. Rf = 0.34 (ацетон/СH2Cl2/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 265–267 С (петролейный эфир/бензол). Найдено, %: 

C, 69.82; H, 5.31; N, 3.47. C22H21NO5 (379.41). Вычислено, %: C, 

69.64; H, 5.58; N, 3.69. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 2.25 (с, 3Н, Ме), 2.45 (c, 3H, Me), 2.49 (c, 3H, Me), 3.87 (с, 3Н, МеО), 3.92 (с, 3Н, 

МеО), 6.38 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.45 (с, 1H, HAr), 6.94 (с, 1H, HAr), 7.35 (с, 1H, HAr), 7.87 (с, 

1H, HAr), 10.06 (уш. с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6,  δ): 13.5, 13.9, 23.1, 

55.1, 55.2, 102.1, 102.4, 104.3, 106.2, 107.7, 112.6, 122.0, 123.0, 123.5, 124.6, 146.2, 147.8, 

149.0, 149.5, 151.7, 155.9, 168.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 379 (68) [M+], 336 

(58), 292 (10), 43 (100). ИК (KBr): νmax  3244, 1656, 1532, 1508, 1488, 1472, 1372, 1264, 1216, 

1196, 1168, 1044, 1028, 784 см-1. 

4-Метил-N-[2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил]бензолсульфамид 

(78e). Выход 1.34 г (78%) по методу А и 1.50 г (87%) по методу Б. Бе-

жевые кристаллы. Rf = 0.56 (ацетон/СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). 

Т.пл. 199–200 С (петролейный эфир/бензол). Найдено, %: C, 69.42; H, 

5.04; N, 3.11. C25H21NO4S (431.50). Вычислено, %: C, 69.59; H, 4.91; N, 

3.25. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.33 (с, 3Н, Ме), 

2.44 (c, 3H, Me), 2.47 (c, 3H, Me), 6.26 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.41 (с, 1H, HAr), 6.68 (с, 1Н, 

NH), 6.90 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.10 (д, 3J = 8.4, 2Н, HAr), 7.19–7.24 (м, 1H, HAr), 7.35–7.41 

(м, 1H, HAr), 7.50 (д, 3J = 8.4, 2Н, HAr), 7.65–7.68 (м, 1H, HAr), 8.50–8.53 (м, 1Н, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.9, 14.4, 21.4, 101.5, 107.5, 110.0, 113.6, 120.2, 

122.1, 124.4, 125.0, 126.1, 127.3 (2С), 128.0, 128.5, 129.5 (2С), 129.8, 136.4, 143.6, 146.0, 

150.6, 152.7, 158.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 431 (5) [M+], 227 (78), 234 (15), 

204 (34), 190 (15), 178 (18), 91 (94), 77 (15), 65 (67), 51 (24), 43 (100). ИК (KBr): νmax  3276, 

1601, 1409, 1379, 1330, 1161, 1090, 946, 787, 756 см-1. 
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Синтез {2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]фенил}метанолов 81. 

К охлаждённой до 0 С суспензии бензойной кислоты 61 (50 ммоль) в безводном Et2O 

(150 мл) добавляют LiAlH4 (100 ммоль). Реакционную смесь перемешивают в течение 5 

часов, осторожно гасят холодной водой, после чего нейтрализуют добавлением 6 М HCl. 

Продукт экстрагируют диэтиловым эфиром (3100 мл). Объединённые органические 

фракции сушат безводным Na2SO4, обрабатывают активированным углем и фильтруют. 

Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток перекристаллизовывают из 

петролейного эфира. 

{2-[Бис(5-метил-2-фурил)метил]фенил}метанол (81а). Выход 13.65 г 

(92%). Белый порошок. Т.пл. 65-67 С (петролейный эфир). Лит.: 65–

67 С [380]. Спектральные данные (ЯМР 1Н, ИК) согласуются с литера-

турными [380]. 

{2-[Бис(5-метил-2-фурил)метил]-5-хлорфенил}метанол (81b). Вы-

ход 12.6 г (98%). Белый порошок. Т.пл. 71-72 С (петролейный эфир). 

Лит.: 71–72 С [380]. Спектральные данные (ЯМР 1Н, ИК) согласуют-

ся с литературными [380]. 

{5-Бром-2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]фенил}метанол (81с). Вы-

ход 14.8 г (93%). Белый порошок. Т.пл. 75-76 С (петролейный эфир). 

Лит.: 75–76 С [380]. Спектральные данные (ЯМР 1Н, ИК) согласуют-

ся с литературными [380]. 

{2-[Бис(5-метил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}метанол (81d). Выход 15.39 г 

(90%). Белый порошок. Rf = 0.38 (ацетон/СH2Cl2/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 96–97 С (петролейный эфир). Найдено, %: C, 70.32; H, 

6.32. C20H22O5 (342.39). Вычислено, %: C, 70.16; H, 6.48. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.23 (c, 6H, 2Me), 3.75 (c, 3H, 

MeО), 3.87 (c, 3H, MeO), 4.66 (c, 2H, СН2), 5.63 (с, 1Н, СН), 5.84 (д, 3J = 3.2, 2H, HFur), 5.86 

(д, 3J = 3.2, 2H, HFur), 6.71 (c, 1H, HAr), 6.92 (c, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, 

δ): 13.8 (2C), 40.6, 56.0, 56.1, 63.0, 106.2 (2C), 108.5 (2C), 112.4, 112.5, 130.4, 130.9, 148.1, 

148.7, 151.7 (2C), 152.8 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 324 (49) [M+ - H2O], 

281 (40), 264 (89), 224 (100), 209 (29), 193 (28), 181 (60), 165 (28), 152 (26), 119 (25), 91 (28), 

77 (26), 65 (25), 51 (28), 43 (27). ИК (KBr): νmax  3508, 1609, 1516, 1462, 1279, 1216, 1165, 

1091, 1018, 783, 756 см-1. 
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Синтез 2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]бензальдегидов 82. 

К раствору спирта 81 (35.0 ммоль) в CH2Cl2 (100 мл) добавляют по каплям суспензию хло-

рохромата пиридиния (70 ммоль) в CH2Cl2 (100 мл). Реакционную смесь перемешивают 

при комнатной температуре в течение 6 часов. Осадок отфильтровывают и промывают го-

рячим CH2Cl2 (3100 мл). Объединённые органические фракции концентрируют при по-

ниженном давлении. Продукт очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элю-

ент: петролейный эфир/CH2Cl2, 10:1). Фракцию, содержащую целевой альдегид, концент-

рируют и оставляют до кристаллизации продукта. 

2-[Бис(5-метил-2-фурил)метил]бензальдегид (82а). Выход 8.17 г 

(70%). Бесцветные призмы. Т.пл. 63-65 С. Лит.: 63–65 С [380]. Спект-

ральные данные (ЯМР 1Н, ИК) согласуются с литературными [380]. 

2-[Бис(5-метил-2-фурил)метил]-5-хлорбензальдегид (82b). Выход 

7.06 г (68%). Светло-жёлтые призмы. Т.пл. 75-77 С. Лит.: 75–77 С 

[380]. Спектральные данные (ЯМР 1Н, ИК) согласуются с литератур-

ными [380]. 

5-Бром-2-[бис(5-метил-2-фурил)метил]бензальдегид (82с). Выход 

7.92 г (66%). Светло-жёлтые призмы. Т.пл. 85-87 С. Лит.: 85–87 С 

[380]. Спектральные данные (ЯМР 1Н, ИК) согласуются с литератур-

ными [380]. 

2-[Бис(5-метил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксибензальдегид (82d). Выход 7.74 г (65%). 

Белый порошок. Rf = 0.68 (ацетон/СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). 

Т.пл. 94–95 С. Найдено, %: C, 70.49; H, 5.95. C20H20O5 (340.37). 

Вычислено, %: C, 70.57; H, 5.92. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, 

δ, КССВ): 2.24 (c, 6H, 2Me), 3.83 (c, 3H, MeО), 3.93 (c, 3H, MeO), 

5.88 (с, 4H, HFur), 6.29 (с, 1H, СH), 6.74 (c, 1H, HAr), 7.40 (c, 1H, HAr), 10.22 (с, 1Н, СНО). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 13.7 (2C), 39.6, 56.1, 56.2, 106.3 (2C), 109.1 (2C), 

111.8, 112.2, 126.8, 137.0, 148.3, 151.9 (2C), 152.0 (2C), 153.7, 189.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 340 (48) [M+], 322 (24), 297 (100), 283 (43), 258 (16), 254 (10), 175 (10), 106 

(10), 59 (10), 43 (36). ИК (KBr): νmax  1684, 1596, 1563, 1512, 1442, 1268, 788, 755 см-1. 

Синтез 2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуранов 83. 

К раствору альдегида 82 (18.0 ммоль) в 1,4-диоксане (50 мл) добавляют 70% HClO4 (0.5 

мл). Реакционную смесь перемешивают при 40 С в течение 20 минут, выливают в воду 

(250 мл) и нейтрализуют добавлением NaHCO3. Продукт экстрагируют хлористым мети-
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леном (3100 мл). Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4, обра-

батывают активированным углем и фильтруют. Растворитель упаривают при пониженном 

давлении. Продукт очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: петро-

лейный эфир/бензол, 5:1) и перекристаллизовывают из смеси тех же растворителей. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран (83а). Выход 59%. 

Бесцветные кристаллы. Т.пл. 59–61 С (петролейный эфир/бензол). 

Лит.: 59–61 С [380]. Спектральные данные (ЯМР 1Н, 13С, ИК) согла-

суются с литературными [380]. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-6-хлорнафто[2,3-b]фуран (83b). 

Выход 63%. Светло-жёлтые кристаллы. Т.пл. 94–95 С (петролей-

ный эфир/бензол). Лит.: 94–96 С [380]. Спектральные данные 

(ЯМР 1Н, 13С, ИК) согласуются с литературными [380]. 

6-Бромо-2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран (83с). 

Выход 60%. Светло-жёлтые кристаллы. Т.пл. 119–121 С (петро-

лейный эфир/бензол). Лит.: 119–121 С [380]. Спектральные дан-

ные (ЯМР 1Н, 13С, ИК) согласуются с литературными [380]. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-6,7-диметоксинафто[2,3-b]фуран (83d). Выход 3.19 г 

(55%). Белый порошок. Rf = 0.54 (ацетон/СH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:1:2). Т.пл. 93–94 С. Найдено, %: C, 74.33; H, 5.76. C20H18O4 

(322.35). Вычислено, %: C, 74.52; H, 5.63. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.48 (c, 3H, Me), 2.50 (c, 3H, Me), 4.00 (c, 

6H, 2MeО), 6.27 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.43 (с, 1H, HAr), 6.95 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.16 (c, 

1H, HAr), 7.70 (c, 1H, HAr), 8.01 (с, 1Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 14.0, 

14.6, 55.7, 55.9, 97.4, 102.3, 104.9, 106.5, 107.6, 112.6, 116.4, 123.8, 127.1, 128.4, 147.5, 

148.1, 149.1, 150.5, 151.9, 157.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 322 (100) [M+], 307 

(24), 279 (50), 264 (27), 236 (34), 165 (15), 149 (20), 101 (16), 59 (44), 43 (37). ИК (KBr): νmax  

1620, 1503, 1465, 1400, 1260, 1145, 1029, 872, 783 см-1. 

Нитрование 2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуранов. 

Нитрит натрия (1.59 г, 23.0 ммоль) добавляют к раствору нафтофурана 83 (17.0 ммоль) в 

ледяной уксусной кислоте (100 мл). Реакционную смесь перемешивают при комнатной 

температуре в течение 30 минут, выливают в холодную воду (500 мл) и нейтрализуют 

добавлением NaHCO3. Продукт отфильтровывают и перекристаллизовывают из ацетона. 
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2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-4-нитронафто[2,3-b]фуран (84а). Вы-

ход 30%. Ярко-жёлтые кристаллы. Т.пл. 157–158 С (ацетон). Лит.: 

157–159 С [380]. Спектральные данные (ЯМР 1Н, 13С, ИК) согласуются 

с литературными [380]. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-4-нитро-6-хлорнафто[2,3-b]фуран 

(84b). Выход 33%. Ярко-жёлтые кристаллы. Т.пл. 211–213 С (аце-

тон). Лит.: 211–213 С [380]. Спектральные данные (ЯМР 1Н, 13С, 

ИК) согласуются с литературными [380]. 

6-Бромо-2-метил-9-(5-метил-2-фурил)-4-нитронафто[2,3-b]фуран (84с). Выход 2.84 г 

(32%). Ярко-оранжевые кристаллы. Rf = 0.57 (ацетон/СH2Cl2/петро-

лейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 222–223 С (ацетон). Найдено, %: C, 

56.17; H, 3.07; N, 3.49. C18H12BrNO4 (386.20). Вычислено, %: C, 

55.98; H, 3.13; N, 3.63. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 

КССВ): 2.54 (c, 3H, Me), 2.63 (c, 3H, Me), 6.54 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 

7.19 (с, 1H, HAr), 7.28 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 7.83 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.0, 1H, HAr), 8.64 (д, 3J = 

9.0, 1H, HAr), 8.89 (д, 4J = 2.0, 1Н, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 387/385 

(48/48) [M+], 357/355 (100/99), 314/312 (19/19), 189 (16), 149 (13), 55 (14), 43 (25). ИК 

(KBr): νmax  1616, 1596, 1572, 1504, 1492, 1320, 1308, 1264, 1236, 800, 792 см-1. 

2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)-6,7-диметокси-4-нитронафто[2,3-b]фуран (84d). Выход 

2.03 г (24%). Красно-оранжевые кристаллы. Rf = 0.59 (ацетон/ 

СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 231–232 С (ацетон). Най-

дено, %: C, 65.42; H, 4.61; N, 3.59. C20H17NO6 (367.35). Вычислено, 

%: C, 65.39; H, 4.66; N, 3.81. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, 

КССВ): 2.50 (c, 3H, Me), 2.55 (c, 3H, Me), 4.00 (c, 3H, MeО), 4.05 (c, 

3H, MeО), 6.32 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.01 (с, 1H, HAr), 7.12 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 8.10 (c, 1H, 

HAr), 8.27 (с, 1Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 14.0, 14.7, 55.7, 56.0, 97.4, 

102.3, 103.8, 105.7, 108.4, 115.4, 116.3, 121.2, 124.0, 126.9, 145.7, 148.8, 149.1, 151.0, 153.9, 

161.3, 169.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 367 (55) [M+], 337 (100), 321 (32), 310 

(12), 294 (25), 279 (17), 251 (21), 235 (10), 178 (11), 169 (15), 57 (13), 43 (33). ИК (KBr): νmax  

1603, 1514, 1476, 1437, 1270, 1238, 1216, 1023, 802 см-1. 

Синтез 4-(диацетиламино)-2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуранов 85. 

К раствору нитросоединения 84 (4.0 ммоль) в Ac2O (40 мл) небольшими порциями добав-

ляют цинк (4.55 г, 70.0 ммоль). Реакционную смесь кипятят с обратным холодильником в 
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течение 3 часов, выливают в воду (250 мл) и нейтрализуют добавлением NaHCO3. Про-

дукт экстрагируют CH2Cl2 (350 мл). Объединённые органические фракции сушат безвод-

ным Na2SO4, обрабатывают активированным углем и фильтруют. Растворитель упаривают 

при пониженном давлении. Остаток перекристаллизовывают из этанола. 

N-Ацетил-N-[2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил]ацетамид (85а). 

Выход 0.97 г (67%). Жёлтые кристаллы. Rf = 0.50 (ацетон/СH2Cl2/петро-

лейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 166–167 С (этанол). Найдено, %: C, 73.36; H, 

5.23; N, 3.82. C22H19NO4 (361.39). Вычислено, %: C, 73.12; H, 5.30; N, 

3.88. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDСl3, δ, КССВ): 2.32 (с, 6Н, 2Ме), 

2.52 (c, 3H, Me), 2.54 (c, 3H, Me), 6.31 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.41 (с, 1H, 

HAr), 6.97 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.51–7.54 (м, 2H, HAr), 7.74–7.78 (м, 1H, HAr), 8.65–8.68 (м, 

1Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDСl3, δ): 14.0, 14.7, 26.3 (2С), 99.8, 107.7, 111.3, 

114.0, 121.1, 124.4, 125.6, 126.0, 127.1, 127.9, 129.0, 129.3, 145.9, 150.8, 153.1, 160.6, 173.2 

(2С). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 361 (45) [M+], 319 (72), 277 (71), 260 (15), 234 

(17), 95 (16), 43 (100). ИК (KBr): νmax  1704, 1605, 1554, 1419, 1366, 1234, 983, 945, 813, 

766 см-1. 

N-Ацетил-N-[2-метил-9-(5-метил-2-фурил)-6-хлоронафто[2,3-b]фуран-4-ил]ацетамид 

(85b). Выход 1.14 г (72%). Жёлтые кристаллы. Rf = 0.53 (ацетон/ 

СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 191–192 С (этанол). Най-

дено, %: C, 66.92; H, 4.39; N, 3.44. C22H18ClNO4 (395.84). Вычис-

лено, %: C, 66.75; H, 4.58; N, 3.54. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.24 (с, 6Н, 2Ме), 2.47 (c, 3H, Me), 2.54 (c, 3H, 

Me), 6.45 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.81 (с, 1H, HAr), 7.06 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 7.58 (дд, 3J = 9.2, 
4J = 2.1, 1H, HAr), 7.90 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.56 (д, 3J = 9.2, 1Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, DMSO-d6, δ): 13.5, 14.1, 26.0 (2С), 100.4, 108.1, 110.2, 114.5, 120.3, 124.2, 126.1, 126.2, 

128.5, 128.6, 130.3, 131.0, 144.4, 150.0, 153.2, 161.4, 172.4 (2С). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 397/395 (16/48) [M+], 355/353 (33/100), 313/311 (23/70), 297 (10), 268 (13), 43 

(24). ИК (KBr): νmax  1724, 1709, 1599, 1389, 1369, 1337, 1273, 1244, 1227, 1105, 1024, 988, 

903, 789 см-1. 

N-Ацетил-N-[6-бромо-2-метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил]ацетамид 

(85с). Выход 1.25 г (71%). Жёлтые кристаллы. Rf = 0.54 (ацетон/ СH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:1:2). Т.пл. 208–210 С (этанол). Найдено, %: C, 60.2; H, 4.02; N, 3.17. C22H18BrNO4 

(440.29). Вычислено, %: C, 60.01; H, 4.12; N, 3.18. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, 
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КССВ): 2.24 (с, 6Н, 2Ме), 2.46 (c, 3H, Me), 2.54 (c, 3H, Me), 6.44 (д, 
3J = 3.3, 1H, HFur), 6.82 (с, 1H, HAr), 7.05 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.69 

(дд, 3J = 9.6, 4J = 2.4, 1H, HAr), 8.06 (д, 4J = 2.4, 1H, HAr), 8.48 (д, 
3J = 9.6, 1Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.9, 14.5, 

26.4 (2С), 100.8, 108.5, 110.7, 115.0, 120.0, 123.9, 124.5, 126.7, 129.0, 

129.1, 129.4, 130.6, 144.8, 150.5, 153.6, 161.8, 172.8 (2С). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 441/439 (10/10) [M+], 399/397 (17/17), 357/355 (30/30), 317 (15), 232 (14), 203 (24), 189 

(13), 175 (19), 151 (14), 51 (12), 43 (24). ИК (KBr): νmax  1724, 1596, 1392, 1368, 1276, 1244, 

1236, 1228, 792 см-1. 

N-Ацетил-N-[2-метил-9-(5-метил-2-фурил)-6,7-диметоксинафто[2,3-b]фуран-4-ил]-

ацетамид (85d). Выход 1.01 г (60%). Светло-жёлтые кристаллы. Rf 

= 0.44 (ацетон/СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 179–181 С 

(этанол). Найдено, %: C, 68.17; H, 5.62; N, 3.39. C24H23NO6 (421.44). 

Вычислено, %: C, 68.40; H, 5.50; N, 3.32. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.24 (с, 6Н, 2Ме), 2.46 (c, 3H, Me), 2.50 

(c, 3H, Me), 3.88 (с, 3Н, МеО), 3.90 (с, 3Н, МеО), 6.42 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.67 (с, 1H, 

HAr), 7.01 (с, 1H, HAr), 7.06 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.97 (с, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, DMSO-d6, δ): 13.4, 14.0, 25.8 (2С), 55.1, 55.4, 100.0 (2С), 100.1, 104.9, 107.9, 108.8, 

113.5, 123.5, 123.7, 127.0, 145.6, 149.1, 149.3, 149.4, 152.3, 158.7, 172.5 (2С). Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 421 (43) [M+], 379 (55), 336 (34), 43 (100). ИК (KBr): νmax  1708, 

1508, 1486, 1261, 1227, 1213, 782 см-1. 

N-[2-Метил-9-(5-метил-2-фурил)нафто[2,3-b]фуран-4-ил]-N-[(4-метилфенил)сульфо-

нил]ацетамид (86). К охлаждённому до 0 С раствору 78а (1.21 г, 3.8 

ммоль) в сухом ТГФ (25 мл) последовательно добавляют 60% NaH 

(0.36 г, 15 ммоль) и TsCl (1.50 г, 7.9 ммоль). Реакционную смесь пере-

мешивают при 0–5 С в течение 30 минут, выливают в холодную воду 

(100 мл) и нейтрализуют добавлением NH4Cl. Продукт экстрагируют 

этилацетатом (350 мл). Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4, 

обрабатывают активированным углем и фильтруют. Растворитель упаривают при пони-

женном давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: 

петролейный эфир/CH2Cl2, 3:1) и перекристаллизовывают из смеси тех же растворителей, 

получая продукт 86 в виде ярко-жёлтых кристаллов. Выход 1.22 г (68%). Rf = 0.60 (аце-

тон/СH2Cl2/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 186–187 С (петролейный эфир/CH2Cl2). Най-
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дено, %: C, 68.39; H, 4.83; N, 2.92. C27H23NO5S (473.54). Вычислено, %: C, 68.48; H, 4.90; 

N, 2.96. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.71 (с, 3Н, Ме), 2.48 (c, 3H, Me), 

2.51 (c, 3H, Me), 2.55 (с, 3Н, Ме), 6.31 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.49 (с, 1H, HAr), 7.01 (д, 3J = 

3.3, 1H, HFur), 7.36 (д, 3J = 8.4, 2Н, HAr), 7.46–7.57 (м, 2H, HAr), 7.80–7.83 (м, 1H, HAr), 8.05 

(д, 3J = 8.4, 2Н, HAr), 8.68–8.70 (м, 1Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.9, 

14.7, 21.7, 24.0, 100.8, 107.8, 112.1, 114.4, 121.5, 122.1, 125.5, 126.0, 127.0, 128.7, 129.1 (2С), 

129.2, 130.1 (2С), 131.2, 135.9, 145.3, 145.6, 150.4, 153.2, 160.8, 170.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 318 (18) [M+ - Ts], 303 (10), 276 (60), 260 (22), 203 (12), 176 (11), 91 (56), 

65 (34), 51 (14), 43 (100). ИК (KBr): νmax  1709, 1594, 1354, 1243, 1208, 1168, 1084, 1011, 

947, 792, 760 см-1. 

Соединения 89b-g получали опубликованным методом [388]. 

Метод синтеза 89h-o представляет собой модифицированную методику из [389]: 

Раствор 5-метилфурфурола (5.0 г, 45.45 ммоль) и анилина (41.3 ммоль) в бензоле (50 мл) 

кипятят с насадкой Дина-Старка в течение 2 часов. Растворитель упаривают досуха. Обра-

зующийся имин растворяют в этаноле (30 мл). К раствору порциями добавляют NaBH4 

(1.56 г, 41.3 ммоль). Реакционную смесь перемешивают при комнатной температуре в те-

чение 1–2 часов до полной конверсии имина (контроль методом ТСХ). Реакционную 

смесь выливают в воду (100 мл), нейтрализуют добавлением 10% AcOH до pH 7. Продукт 

экстрагируют хлористым метиленом (440 mL). Объединённые органические фракции су-

шат безводным Na2SO4. Растворитель досуха упаривают при пониженном давлении. Оста-

ток пропускают через тонкий слой Al2O3, используя в качестве элюента петролейный 

эфир (89h-j,l-n) или смесь петролейного эфира с бензолом (89k). Амин 89k перекристал-

лизовывают из петролейного эфира при температуре < 0 C (выход 86%). Другие амины 

использовали для дальнейших превращений без дополнительной очистки (89h, 82%; 89i, 

91%; 89j, 92%; 89l, 84%; 89m, 92%; 89n, 80% yield). 

Синтез N-фурфуриламидов 2-(фталимидо)карбоновых кислот 91 

Раствор -(фталимидо)ацилхлорида 90 (26.9 ммоль) в бензоле (50 мл) в течение 30 минут 

добавляют по каплям к раствору амина 89 (24.4 ммоль) в бензоле (50 мл). Реакционную 

смесь перемешивают при комнатной температуре в течение 1 часа (контроль методом 

ТСХ), добавляют насыщенный раствор NaHCO3, после чего смесь перемешивают в тече-

ние 30 минут. Осадок отфильтровывают. Органический слой отделяют, водную фазу экст-

рагируют этилацетатом (350 мл). Объединённые органические фракции промывают во-

дой, сушат безводным Na2SO4. Растворитель досуха упаривают при пониженном давле-
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нии. Остаток объединяют с осадком, отфильтрованным после обработки реакционной 

смеси NaHCO3, и пропускают через тонкий слой Al2O3 или силикагеля. Продукт перекрис-

таллизовывают из подходящего растворителя. 

2-(1,3-Диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)-N-[(фуран-2-ил)метил]ацетамид (91a). 

Выход 5.47 г (79%). Белый порошок. Т.пл. 218–220 °C (1,4-диок-

сан/петролейный эфир). Найдено, %: C, 63.21; H, 4.06; N, 9.79. 

C15H12N2O4 (284.27). Вычислено, %: C, 63.38; H, 4.25; N, 9.85. 

Спектр ЯМР 1Н (400 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 4.23 (с, 2H, СН2), 4.28 (д, 3J = 5.6, 2H, 

СН2), 6.25 (дд, 3J = 3.2, 4J = 0.8, 1H, HFur), 6.40 (дд, 3J = 3.2, 3J = 1.8 Hz, 1H, HFur), 7.58 (дд, 
3J = 1.8, 4J = 0.8, 1H, HFur), 7.85–7.89 (м, 2H, HAr), 7.89–7.93 (м, 2H, HAr), 8.72 (т, 3J = 5.6, 

1H, NH). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, DMSO-d6, δ): 35.6, 40.1, 107.0, 110.5, 123.2 (2C), 

131.8 (2C), 134.5 (2C), 142.2, 151.8, 166.0, 167.5 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 284 (64) [M+], 160 (100), 133 (37), 104 (48), 96 (100), 80 (73), 53 (28), 43 (20). ИК (KBr): 

νmax  3284, 1715, 1661, 1565, 1417, 1390, 1320, 1248, 1118, 951, 711 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)ацетамид 

(91b). Выход 5.96 г (82%). Белый порошок. Т.пл. 250–251 °C 

(EtOH/ДМФА). Найдено, %: C, 64.21; H, 4.65; N, 9.41. 

C16H14N2O4 (298.29). Вычислено, %: C, 64.42; H, 4.73; N, 9.39. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.23 (с, 3Н, 

Ме), 4.21 (д, 3J = 5.5, 2H, СН2), 4.22 (с, 2H, СН2), 5.99 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.11 (д, 3J = 3.0, 

1H, HFur), 7.85–7.89 (м, 2H, HAr), 7.89–7.93 (м, 2H, HAr), 8.67 (т, 3J = 5.5, 1H, NH). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.2, 35.7, 40.1, 106.4, 107.9, 123.2 (2C), 131.8 (2C), 134.5 

(2C), 149.9, 150.8, 165.9, 167.5 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 298 (30) [M+], 

172 (69), 160 (33), 133 (30), 110 (100), 104 (33), 95 (36), 76 (34), 63 (22), 51 (29), 43 (23). ИК 

(KBr): νmax  3286, 1772, 1728, 1665, 1575, 1419, 1252, 1194, 1117, 1025, 952, 805, 715 см-1. 

2-(1,3-Диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)-N-[(5-этил-2-фурил)метил]ацетамид 

(91с). Выход 6.85 г (90%). Белый порошок. Т.пл. 201–202 °C 

(1,4-диоксан/петролейный эфир). Найдено, %: C, 65.21; H, 5.04; 

N, 8.96. C17H16N2O4 (312.32). Вычислено, %: C, 65.38; H, 5.16; 

N, 8.97. Спектр ЯМР 1Н (400 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.15 (т, 3J = 7.5, 3H, Ме), 2.58 (кв, 
3J = 7.5, 2H, СН2), 4.22 (д, 3J = 5.5, 2H, СН2), 4.23 (с, 2H, СН2), 6.00 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 

6.12 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 7.85–7.89 (м, 2H, HAr), 7.89–7.92 (м, 2H, HAr), 8.68 (т, 3J = 5.5, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, DMSO-d6, δ): 12.6, 21.3, 36.3, 40.6, 105.4, 108.2, 123.7 

(2C), 132.3 (2C), 135.1 (2C), 150.4, 156.9, 166.5, 168.1 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 
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Iотн., %): 312 (26) [M+], 211 (11), 177 (10), 160 (69), 149 (23), 124 (100), 109 (44), 101 (65), 94 

(22), 77 (39), 59 (47), 43 (46). ИК (KBr): νmax  3302, 1772, 1730, 1666, 1570, 1462, 1419, 1321, 

1249, 1193, 1116, 1024, 950, 808, 715 см-1. 

N-[(5-трет-Бутил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)ацет-

амид (91d). Выход 7.30 г (88%). Белый порошок. Т.пл. 191–

192 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 67.17; H, 

5.76; N, 8.24. C19H20N2O4 (340.37). Вычислено, %: C, 67.05; H, 

5.92; N, 8.23. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.22 (с, 9H, t-Bu), 4.34 (с, 2H, 

СН2), 4.38 (д, 3J = 5.3, 2H, СН2), 5.84 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 6.07 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 6.24 

(т, 3J = 5.3, 1H, NH), 7.68–7.76 (м, 2H, HAr), 7.81–7.89 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

MHz, CDCl3, δ): 29.1 (3C), 32.7, 37.2, 40.8, 102.8, 108.1, 123.7 (2C), 132.1 (2C), 134.4 (2C), 

148.4, 164.3, 165.9, 167.9 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 340 (37) [M+], 160 

(48), 152 (51), 137 (28), 121 (100), 107 (10), 96 (27), 77 (15), 59 (23), 43 (32). ИК (KBr): νmax  

3290, 1776, 1728, 1658, 1560, 1467, 1419, 1319, 1249, 1192, 1118, 954, 715 см-1. 

N-[1-(5-Метил-2-фурил)этил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)ацетамид 

(91е). Выход 6.24 г (82%). Белый порошок. Т.пл. 249–250 °C 

(EtOH/ДМФА). Найдено, %: 65.29; H, 5.03; N, 8.87. C17H16N2O4 

(312.32). Вычислено, %: C, 65.38; H, 5.16; N, 8.97. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.34 (д, 3J = 7.0, 3H), 

2.23 (с, 3Н, Ме), 4.21 (с, 2H, СН2), 4.87–4.98 (м, 1H), 5.99 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.10 (д, 3J = 

3.0, 1H, HFur), 7.85–7.89 (м, 2H, HAr), 7.89–7.93 (м, 2H, HAr), 8.60 (д, 3J = 8.2, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.3, 19.2, 40.1, 42.3, 106.1, 106.2, 123.2 (2C), 

131.7 (2C), 134.6 (2C), 150.5, 153.9, 165.2, 167.6 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 312 (24) [M+], 194 (10), 160 (100), 150 (10), 136 (45), 124 (48), 108 (74), 93 (21), 77 (45), 

59 (27), 43 (36). ИК (KBr): νmax  3277, 1772, 1725, 1661, 1565, 1418, 1255, 1193, 1117, 1020, 

952, 716 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)(фенил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)-

ацетамид (91f). Выход 7.30 г (80%). Белый порошок. Т.пл. 

222–223 °C (EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: C, 70.73; 

H, 4.74; N, 7.51. C22H18N2O4 (374.39). Вычислено, %: C, 70.58; 

H, 4.85; N, 7.48. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 

2.25 (с, 3Н, Ме), 4.37 (д, 2J = 16.0, 1H, СН2), 4.43 (д, 2J = 16.0, 1H, СН2), 5.89 (д, 3J = 3.1, 

1H, HFur), 6.02 (д, 3J = 3.1, 1H, HFur), 6.20 (д, 3J = 8.0, 1H, СН), 6.48 (д, 3J = 8.0, 1H, NН), 
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7.23–7.36 (м, 5Н, HPh), 7.69–7.77 (м, 2H, HAr), 7.84–7.91 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, CDCl3, δ): 13.7, 40.9, 51.8, 106.4, 109.1, 123.8 (2C), 127.2 (2C), 127.9, 128.8 (2C), 132.2 

(2C), 134.4 (2C), 139.3, 151.0, 152.5, 165.2, 167.9 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 374 (31) [M+], 256 (13), 246 (11), 211 (10), 186 (100), 160 (60), 149 (41), 121 (17), 104 

(18), 94 (27), 77 (13), 59 (15), 43 (25). ИК (KBr): νmax  3292, 1776, 1728, 1664, 1544, 1417, 

1319, 1246, 1193, 1116, 1022, 950, 713 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)(3,4-диметоксифенил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изо-

индол-2-ил)ацетамид (91g). Выход 9.32 г (88%). Белый поро-

шок. Т.пл. 241–242 °C (EtOH/ДМФА). Найдено, %: C, 66.49; H, 

5.12; N, 6.56. C24H22N2O6 (434.44). Вычислено, %: C, 66.35; H, 

5.10; N, 6.45. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 

2.23 (с, 3Н, Ме), 3.73 (с, 3Н, МеО), 3.74 (с, 3Н, МеО), 4.32 (с, 

2H, СН2), 5.98–6.00 (м, 3Н, 2HFur + CH), 6.81 (дд, 3J = 8.2, 4J = 2.1, 1H, HAr), 6.92 (д, 3J = 8.2, 

1H, HAr), 6.93 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.84–7.92 (м, 4Н, HAr), 9.15 (д, 3J = 8.5, 1H, NH). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 13.3, 40.1, 50.3, 55.4, 55.6, 106.3, 108.0, 111.0, 111.6, 123.2 

(2C), 131.7, 132.2 (2C), 134.6 (2C), 148.1, 148.6, 151.2, 152.5, 165.4, 167.6 (2C). Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 434 (100) [M+], 417 (19), 391 (22), 246 (22), 231 (16), 216 

(11), 160 (15), 58 (12), 43 (31). ИК (KBr): νmax  3277, 1774, 1722, 1661, 1566, 1520, 1421, 

1271, 1140, 1117, 1025, 955, 780, 717 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)-N-(2-фтор-

фенил)ацетамид (91h). Выход 7.75 г (81%). Белый порошок. 

Т.пл. 145–146 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

67.19; H, 4.26; N, 7.13. C22H17FN2O4 (392.38). Вычислено, %: C, 

67.34; H, 4.37; N, 7.14. Спектр ЯМР 1Н (600 MГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.19 (с, 3Н, Ме), 4.16 

(с, 2H, СН2), 4.50 (д, 2J = 15.2, 1H, СН2), 5.13 (д, 2J = 15.2, 1H, СН2), 5.79 (д, 3J = 3.0, 1H, 

HFur), 6.00 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.17–7.25 (м, 4H, HAr), 7.36–7.40 (м, 1H, HAr), 7.69–7.71 (м, 

1H, HAr), 7.83–7.85 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (150 МГц, CDCl3, δ): 13.6, 39.7, 45.4, 

106.3, 110.5, 117.1 (д, 2JCF = 20.0), 123.6 (2C), 125.2 (д, 3JCF = 4.0), 127.8 (д, 2JCF = 13.1), 

130.9 (д, 3JCF = 7.8), 131.1, 132.4 (2C), 134.1 (2C), 147.7, 152.3, 158.7 (д, 1JCF = 251.4), 165.8, 

167.8 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 392 (33) [M+], 204 (74), 160 (31), 104 

(10), 95 (100), 43 (32). ИК (KBr): νmax  1774, 1722, 1681, 1498, 1423, 1397, 1296, 1193, 1112, 

958, 796, 760, 713 см-1. 
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N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-N-(4-метилфенил)-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоин-

дол-2-ил)ацетамид (91i). Выход 7.48 г (79%). Белый порошок. 

Т.пл. 154–155 °C (EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

71.23; H, 5.07; N, 7.24. C23H20N2O4 (388.42). Вычислено, %: C, 

71.12; H, 5.19; N, 7.21. Спектр ЯМР 1Н (360 MГц, CDCl3, δ, 

КССВ): 2.23 (с, 3Н, Ме), 2.37(с, 3Н, Ме), 4.14 (с, 2H, СН2), 4.78 (с, 2H, СН2), 5.82 (д, 3J = 

3.0, 1H, HFur), 5.99 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.11 (д, 3J = 8.2, 2H, HAr), 7.22 (д, 3J = 8.2, 2H, HAr), 

7.64–7.73 (м, 2H, HAr), 7.79–7.88 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (90 МГц, CDCl3, δ): 13.7, 

21.2, 40.1, 46.3, 106.3, 110.2, 123.5 (2C), 128.4 (2С), 130.6 (2С), 132.4 (2C), 134.0 (2C), 137.9, 

138.8, 148.3, 152.0, 165.6, 167.9 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 388 (85) [M+], 

294 (35), 200 (100), 160 (33), 107 (52), 95 (90), 76 (34), 65 (16), 53 (16), 43 (35). ИК (KBr): 

νmax  1772, 1724, 1674, 1417, 1379, 1317, 1259, 1178, 1111, 1031, 948, 800, 719 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-N-(4-метоксифенил)-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изо-

индол-2-ил)ацетамид (91j). Выход 8.28 г (84%). Бесцветные 

кристаллы. Т.пл. 147–148 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Най-

дено, %: C, 68.30; H, 4.86; N, 6.99. C23H20N2O5 (404.42). Вычис-

лено, %: C, 68.31; H, 4.98; N, 6.93. Спектр ЯМР 1Н (600 MГц, 

CDCl3, δ, КССВ): 2.23 (с, 3Н, Ме), 3.81(с, 3Н, МеO), 4.13 (с, 2H, СН2), 4.76 (с, 2H, СН2), 

5.81 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 5.98 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.91 (д, 3J = 8.9, 2H, HAr), 7.14 (д, 3J = 

8.9, 2H, HAr), 7.68–7.71 (м, 2H, HAr), 7.82–7.85 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (150 МГц, 

CDCl3, δ): 13.7, 40.0, 46.3, 55.6, 106.4, 110.3, 115.1 (2C), 123.5 (2C), 129.8 (2С), 132.4, 133.1 

(2C), 134.0 (2C), 148.3, 152.0, 159.7, 165.9, 168.0 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 404 (28) [M+], 310 (32), 294 (20), 216 (27), 160 (35), 107 (40), 95 (100), 76 (19), 43 (29). 

ИК (KBr): νmax  1773, 1717, 1669, 1506, 1418, 1391, 1278, 1251, 1242, 1186, 1024, 951, 799, 

715 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)-N-(4-хлор-

фенил)ацетамид (91k). Выход 9.06 г (91%). Кристаллы кре-

мового цвета. Т.пл. 160–161 °C (EtOH/ ацетон). Найдено, %: C, 

64.55; H, 4.28; N, 6.89. C22H17ClN2O4 (408.83). Вычислено, %: 

C, 64.63; H, 4.19; N, 6.85. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, CDCl3, δ, 

КССВ): 2.22 (с, 3Н, Ме), 4.12 (с, 2H, СН2), 4.78 (с, 2H, СН2), 5.82 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 5.99 

(д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.18 (д, 3J = 8.6, 2H, HAr), 7.40 (д, 3J = 8.6, 2H, HAr), 7.68–7.73 (м, 2H, 

HAr), 7.81–7.88 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, CDCl3, δ): 13.7, 40.0, 46.2, 106.4, 

110.6, 123.6 (2C), 130.1 (2С), 130.3 (2C), 132.3 (2C), 134.1 (2C), 134.9, 138.9, 147.7, 152.3, 
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165.4, 167.9 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 410/408 (6/18) [M+], 222/220 

(16/33), 160 (31), 95 (100), 76 (13), 43 (25). ИК (KBr): νmax  1772, 1722, 1672, 1490, 1421, 

1323, 1257, 1184, 1114, 1029, 952, 833, 796, 758 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)-N-(4-фтор-

фенил)ацетамид (91l). Выход 9.09 г (95%). Бесцветные крис-

таллы. Т.пл. 135–136 °C (бензол/петролейный эфир). Найдено, 

%: C, 67.35; H, 4.28; N, 7.12. C22H17FN2O4 (392.38). Вычислено, 

%: C, 67.34; H, 4.37; N, 7.14. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.23 (с, 3Н, Ме), 4.12 (с, 2H, СН2), 4.78 (с, 2H, СН2), 5.83 (д, 3J = 3.0, 

1H, HFur), 5.99 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.10–7.14 (м, 2H, HAr), 7.21–7.24 (м, 2H, HAr), 7.70–7.72 

(м, 2H, HAr), 7.84–7.86 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, DMSO-d6, δ): 13.7, 40.0, 

46.2, 106.4, 110.6, 117.0 (д, 2JCF = 22.7, 2C), 123.6 (2C), 130.6 (д, 3JCF = 8.8, 2C), 132.3 (2С), 

134.2 (2C), 136.3 (д, 4JCF = 3.3), 147.8, 152.3, 162.5 (д, 1JCF = 249.3), 165.6, 168.0 (2C). Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 392 (87) [M+], 204 (75), 160 (74), 137 (28), 122 (21), 105 

(31), 95 (100), 76 (45), 65 (20), 43 (28). ИК (KBr): νmax  1668, 1616, 1566, 1462, 1359, 1330, 

1249, 1170, 1145, 1062, 972, 887, 813 см-1.  

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)-N-[4-(три-

фторметил)фенил]ацетамид (91m). Выход 8.20 г (76%). 

Кристаллы кремового цвета. Т.пл. 152–153 °C (СH2Cl2/петро-

лейный эфир). Найдено, %: C, 62.63; H, 3.95; N, 6.22. 

C23H17F3N2O4 (442.39). Вычислено, %: C, 62.45; H, 3.87; N, 

6.33. Спектр ЯМР 1Н (600 MГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 2.20 (с, 3Н, Ме), 4.23 (уш. с, 2H, 

СН2), 4.89 (с, 2H, СН2), 5.94 (уш. с, 1H, HFur), 6.07 (уш. с,, 1H, HFur), 7.58 (д, 3J = 8.2, 2H, 

HAr), 7.82 (д, 3J = 8.2, 2H, HAr), 7.85–7.88 (м, 2H, HAr), 7.88–7.90 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 
13С (150 МГц, DMSO-d6, δ): 12.9, 39.6, 45.3, 106.2, 109.7, 123.0 (2C), 123.7 (кв, 1JCF = 272.6), 

126.4–126.5 (м, 2С), 128.7–128.9 (м, 3С), 131.4 (2С), 134.4 (2C), 144.0, 147.5, 151.3, 165.1, 

167.0 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 442 (18) [M+], 254 (39), 160 (37), 95 

(100), 55 (13), 43 (36). ИК (KBr): νmax  1774, 1722, 1676, 1614, 1566, 1517, 1421, 1384, 1327, 

1253, 1180, 1111, 1068, 1029, 950, 800, 769, 713 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)-N-[3-(три-

фторметил)фенил]ацетамид (91n). Выход 9.17 г (85%). Бе-

лый порошок. Т.пл. 136–137 °C (бензол/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 62.38; H, 3.92; N, 6.30. C23H17F3N2O4 (442.39). 
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Вычислено, %: C, 62.45; H, 3.87; N, 6.33. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 

2.21 (с, 3Н, Ме), 4.11 (с, 2H, СН2), 4.82 (с, 2H, СН2), 5.82 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.01 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 7.45–7.52 (м, 2H, HAr), 7.55–7.61 (м, 1H, HAr), 7.64–7.67 (м, 1H, HAr), 

7.68–7.73 (м, 2H, HAr), 7.81–7.87 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 

40.0, 46.2, 106.5, 110.9, 123.4 (кв, 1JCF = 272.8), 123.6 (2C), 125.6–126.0 (м, 2С), 130.6–130.8 

(м, 2С), 132.3 (2С), 132.5 (кв, 2JCF = 35.2), 134.2 (2C), 141.1 (кв, 4JCF = 1.1), 147.4, 152.5, 

165.3, 167.9 (2C). ИК (KBr): νmax  1713, 1674, 1421, 1391, 1327, 1253, 1120, 1073, 706 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)пропан-

амид (91o). Выход 6.24 г (82%). Бесцветные иглы. Т.пл. 139–

140 °C (СH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 65.33; H, 

5.16; N, 8.96. C17H16N2O4 (312.32). Вычислено, %: C, 65.38; H, 

5.16; N, 8.97. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.67 (д, 3J = 7.3, 3Н, Ме), 2.19 

(с, 3Н, Ме), 4.34 (д, 3J = 5.4, 2H, СН2), 4.89 (кв, 3J = 7.3, 1H, СН), 5.83 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 

6.06 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.45 (уш. с, 1Н, NH), 7.66–7.73 (м, 2H, HAr), 7.77–7.83 (м, 2H, 

HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 15.3, 37.1, 49.4, 106.4, 108.5, 123.5 (2C), 

131.9 (2С), 134.3 (2C), 149.0, 151.9, 167.8, 168.9 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 312 (47) [M+], 174 (55), 130 (32), 110 (100), 95 (40), 75 (30), 43 (38). ИК (KBr): νmax  

3312, 1708, 1651, 1540, 1384, 1260, 1147, 1018, 786 см-1. 

3-Метил-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)-

бутанамид (91p). Выход 6.97 г (84%). Белый порошок. Т.пл. 

145–146 °C (СH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 67.03; 

H, 6.01; N, 8.29 C19H20N2O4 (340.37). Вычислено, %: C, 67.05; 

H, 5.92; N, 8.23. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 0.83 (д, 3J = 6.6, 3Н, Ме), 

1.06 (д, 3J = 6.6, 3Н, Ме), 2.19 (с, 3Н, Ме), 2.74–2.92 (м, 1Н, СН), 4.28 (дд, 2J = 15.5, 3J = 5.1, 

1H, СН2), 4.42 (д, 3J = 11.3 Hz, 1H, СН), 4.43 (дд, 2J = 15.5, 3J = 5.1, 1H, СН2), 5.83 (д, 3J = 

3.0, 1H, HFur), 6.05 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.20 (т, 3J = 5.1, 1Н, NH), 7.71–7.76 (м, 2H, HAr), 

7.81–7.87 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 19.6, 19.8, 27.7, 36.8, 

63.2, 106.3, 108.1, 123.7 (2C), 131.4 (2С), 134.5 (2C), 149.2, 151.8, 168.5, 168.6 (2C). ИК 

(KBr): νmax  3247, 1708, 1650, 1558, 1377, 1300, 1067, 785, 721 см-1. 

Снятие фталимидной защиты в 2-фталимидо-N-фурфурилкарбоксамидах 91 

Гидрат гидразина (6.0 мл) добавляют к раствору фталимида 91 (6.0 г) в этаноле (30 мл). 

Реакционную смесь кипятят в течение 5 минут (контроль методом ТСХ) и охлаждают до 

комнатной температуры. Выпавший осадок отфильтровывают и промывают холодным 

этанолом. Маточник упаривают досуха при пониженном давлении, обрабатывают водой 
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(100 мл) и тщательно экстрагируют диэтиловым эфиром (530 мл). Объединённые орга-

нические фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном 

давлении. Соединения 92g, 92m и 92n перекристаллизовывают, соответственно, из этано-

ла, смеси петролейный эфир/CH2Cl2 и петролейного эфира. Остальные амины используют 

в дальнейших превращениях без дополнительной очистки. 

2-Амино-N-[(5-Метил-2-фурил)(3,4-диметоксифенил)метил]ацетамид (92g). Выход 

61%. Светло-жёлтая вата. Т.пл. 101–102 °C (EtOH/H2O). Спектр 

ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.22 (с, 3Н, Ме), 3.39 (c, 2Н, 

СН2), 3.72 (уш. с, 2Н, NH2) 3.806 (c, 3H, MeO), 3.812 (c, 3H, MeO), 

5.85 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 5.97 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.13 (д, 3J = 8.7, 

1Н, СН), 6.76–6.85 (м, 3Н, HAr), 8.00 (д, 3J =  8.7, 1Н, NН). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDCl3, δ): 13.7, 44.6, 50.6, 56.0 (2С), 106.2, 108.4, 110.8, 111.2, 119.3, 132.5, 148.6, 149.0, 

152.0, 152.3, 171.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 304 (84) [M+], 287 (33), 256 (32), 

246 (100), 231 (57), 215 (32), 204 (25), 187 (12), 164 (37), 149 (52), 115 (13), 94 (14), 43 (47). 

ИК (KBr): νmax  3402, 3248, 1641, 1516, 1462, 1258, 1146, 1024, 783 см-1. 

2-Амино-N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-N-[(4-трифторметил)фенил]ацетамид (92m). 

Выход 90%. Светло-жёлтый порошок. Т.пл. 96–97 С (CH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Спектр ЯМР 1Н (600 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.66 

(уш. с, 2Н, NH2), 2.21 (с, 3Н, Ме), 3.10 (уш. с, 2Н, CH2), 4.81 (c, 2Н, 

СН2), 5.82 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 5.99 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.18 (д, 3J 

= 8.1, 1Н, HAr), 7.63 (д, 3J =  8.1, 1Н, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 312 (17) 

[M+], 295 (56), 253 (87), 136 (24), 95 (100), 70 (33), 43 (54). ИК (KBr): νmax  3497, 3385, 1669, 

1611, 1395, 1321, 1260, 1161, 1104, 1068, 853, 791, 782, 618 см-1. 

2-Амино-N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-N-[(3-трифторметил)фенил]ацетамид (92n). 

Выход 91%. Светло-жёлтый порошок. Т.пл. 69–70 С (CH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.99 

(уш. с, 2Н, NH2), 2.21 (с, 3Н, Ме), 3.10 (уш. с, 2Н, CH2), 4.80 (c, 2Н, 

СН2), 5.82 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 5.99 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.25 (д, 3J 

= 8.0, 1Н, HAr), 7.31 (с, 1Н, HAr), 7.50 (дд, 3J = 8.0, 3J = 7.6, 1Н, HAr), 7.60 (д, 3J = 7.6, 1Н, 

HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 312 (16) [M+], 295 (31), 253 (72), 136 (14), 95 

(100), 70 (24), 67 (38), 43 (25). ИК (KBr): νmax  3372, 3059, 2934, 1665, 1590, 1444, 1359, 

1324, 1164, 1096, 1070, 1020, 908, 787, 704 см-1. 
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Синтез 1,2,3,4-тетрагидропирроло[1,2-a]пиразин-3-онов 93. 

Смесь амина 92 (1.0 г), ледяной уксусной кислоты (20 мл) и конц. HCl (3 мл) перемеши-

вают при комнатной температуре в течение 24 часов (контроль методом ТСХ). К смеси 

порциями добавляют NaHCO3 (3.0 г). Реакционную смесь кипятят с обратным холодиль-

ником в течение 3 минут, выливают в холодную воду (100 мл) и нейтрализуют до рН 7. 

Образовавшийся осадок отфильтровывают, промывают водой, сушат и пропускают через 

тонкий слой силикагеля или Al2O3. Растворитель упаривают досуха. Продукт перекристал-

лизовывают. 

6-Метил-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93а). Выход 0.60 г (67%). Поро-

шок кремового цвета. Т.пл. 215 °C (бензол/петролейный эфир). Лит. 213–

214 °C [387]. Найдено, %: C, 64.11; H, 6.94; N, 18.53. C8H10N2O (150.18). Вы-

числено, %: C, 63.98; H, 6.71; N, 18.65. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 2.12 (с, 3Н, Ме), 4.34 (с, 2H, СН2), 4.46 (уш. с, 2H, СН2), 5.80 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 

5.83 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 7.19 (уш. с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 11.4, 

40.0, 46.0, 102.6, 107.4, 120.3, 126.9, 167.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 150 (96) 

[M+], 135 (67), 121 (35), 106 (38), 94 (100), 66 (25), 59 (25), 53 (58), 43 (47). ИК (KBr): νmax  

3196, 1659, 1501, 1478, 1443, 1391, 1331, 1204, 1042, 826, 757 см-1. 

6-Этил-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93b). Выход 0.59 г (65%). Порошок 

кремового цвета. Т.пл. 205–206 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Лит. 199–

200 °C [387]. Найдено, %: C, 65.88; H, 7.27; N, 16.96. C9H12N2O (164.20). Вы-

числено, %: C, 65.83; H, 7.37; N, 17.06. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 1.25 (т, 3J = 7.5, 3Н, Ме), 2.55 (кв, 3J = 7.5, 2Н, СН2), 4.49 (уш. с, 2H, СН2), 4.59 

(уш. с, 2H, СН2), 5.94–5.96 (м, 2H, HPyr), 7.30 (уш. с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, 

СDCl3, δ): 13.0, 19.2, 40.1, 45.8, 102.9, 105.8, 120.0, 133.5, 167.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 164 (100) [M+], 149 (81), 135 (30), 121 (32), 109 (21), 93 (27), 77 (16), 65 (18), 

59 (24), 53 (29), 43 (27). ИК (KBr): νmax  3197, 1660, 1494, 1465, 1442, 1406, 1377, 1327, 

1186, 1087, 1016, 837, 763 см-1. 

6-трет-Бутил-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93c). Выход 0.70 г (73%). 

Порошок кремового цвета. Т.пл. 168–169 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 69.02; H, 8.20; N, 14.66. C11H16N2O (192.26). Вычислено, 

%: C, 68.72; H, 8.39; N, 14.57. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 1.36 (c, 9Н, t-Bu), 4.52 (уш. с, 2H, СН2), 4.73 (с, 2H, СН2), 5.89 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 

5.98 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.63 (уш. с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 30.4 

(3C), 31.9, 39.5, 48.9, 102.3, 105.7, 122.1, 140.5, 168.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 
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%): 192 (35) [M+], 177 (100), 149 (10), 120 (19), 101 (10), 59 (13), 43 (30). ИК (KBr): νmax  

3197, 1693, 1496, 1448, 1394, 1357, 1332, 1303, 1151, 1004, 763 см-1. 

1,6-Диметил-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93d). Выход 0.29 г (32%). 

Кристаллы кремового цвета. Т.пл. 154–155 °C (EtOAc/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 66.05; H, 7.19; N, 17.14. C9H12N2O (164.20). Вычислено, %: 

C, 65.83; H, 7.37; N, 17.06. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 

1.55 (д, 3J = 6.6, 3Н, Ме), 2.22 (с, 3Н, Ме), 4.40 (д, 2J = 17.6, 1H, СН2), 4.49 (д, 2J = 17.6, 1H, 

СН2), 4.70–4.81 (м, 1Н, СН), 5.90 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 5.94 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 7.92 (уш. 

с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 11.5, 22.5, 45.8, 46.4, 102.0, 107.1, 126.6, 

126.7, 167.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 164 (77) [M+], 149 (100), 121 (33), 94 

(49), 53 (26), 44 (26). ИК (KBr): νmax  3184, 1670, 1494, 1467, 1394, 1319, 829, 748 см-1. 

6-Метил-1-фенил-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93е). Выход 0.14 г 

(15%). Бежевые кристаллы. Т.пл. 144–145 °C (EtOAc/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 74.20; H, 6.02; N, 12.17. C14H14N2O (226.27). Вычислено, %: 

C, 74.31; H, 6.24; N, 12.38. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 

2.22 (с, 3Н, Ме), 4.47 (д, 2J = 17.6, 1H, СН2), 4.54 (д, 2J = 17.6, 1H, СН2), 5.61 (д, 3J = 3.4, 

1H, HPyr), 5.70 (уш. с, 1Н, СН), 5.89 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 6.85 (уш. с, 1Н, NH), 7.29–7.40 (м, 

5Н, HPh). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 11.6, 46.1, 55.4, 104.5, 107.5, 125.2, 127.1, 

127.2 (2C), 128.6, 129.1 (2C), 140.7, 167.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 226 (65) 

[M+], 211 (60), 149 (100), 121 (15), 104 (10), 94 (34), 77 (20), 52 (13), 43 (25). ИК (KBr): νmax  

3192, 1658, 1433, 1350, 1315, 1276, 1022, 850, 756 см-1. 

6-Метил-2-(2-фторфенил)-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93f). Выход 

0.69 г (74%). Белый порошок. Т.пл. 166–167 °C (EtOH). Найдено, %: C, 

68.86; H, 5.14; N, 11.46. C14H13FN2O (244.26). Вычислено, %: C, 68.84; 

H, 5.36; N, 11.47. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.29 (с, 

3Н, Ме), 4.67 (c, 2H, СН2), 4.85 (c, 2H, СН2), 5.96 (д, 3J = 3.1, 1H, HPyr), 6.00 (д, 3J = 3.1, 1H, 

HPyr), 7.17–7.28 (м, 2Н, HAr), 7.37–7.40 (м, 2Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 

11.3, 46.8, 48.1 (д, 4JCF = 2.5), 102.5, 107.1, 116.8 (д, 2JCF = 19.9), 120.9, 124.8 (д, 3JCF = 3.8), 

126.9, 128.6 (д, 4JCF = 1.4), 128.7 (д, 2JCF = 13.0), 129.6 (д, 3JCF = 7.9), 157.6 (д, 1JCF = 250.9), 

165.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 244 (100) [M+], 215 (30), 122 (21), 107 (78), 95 

(20), 78 (17), 66 (15), 43 (14). ИК (KBr): νmax  1658, 1504, 1329, 1222, 1019, 820, 754 см-1. 

6-Метил-2-(4-метилфенил)-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93g). Выход 

0.64 г (69%). Бесцветные кристаллы. Т.пл. 145–146 °C (бензол/петролейный эфир). Найде-

но, %: C, 74.72; H, 6.56; N, 11.45. C15H16N2O (240.30). Вычислено, %: C, 74.97; H, 6.71; N, 
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11.66. Спектр ЯМР 1Н (360 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.27 (с, 3Н, 

Ме), 2.39 (с, 3Н, Ме), 4.64 (c, 2H, СН2), 4.85 (c, 2H, СН2), 5.93 (д, 
3J = 3.4, 1H, HPyr), 5.97 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 7.21 (д, 3J = 8.4, 2Н, 

HAr), 7.25 (д, 3J = 8.4, 2Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (90 МГц, СDCl3, δ): 11.5, 21.2, 47.2, 48.6, 

102.5, 107.2, 121.4, 125.5 (2С), 127.0, 130.1 (2С), 137.3, 139.1, 165.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 240 (99) [M+], 211 (15), 130 (13), 119 (45), 107 (100), 91 (60), 79 (34), 66 

(67), 52 (32), 43 (36). ИК (KBr): νmax  1674, 1512, 1465, 1400, 1319, 1278, 1132, 815, 756 см-1. 

6-Метил-2-(4-метоксифенил)-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93h). Вы-

ход 0.58 г (62%). Белый порошок. Т.пл. 135–136 °C (CH2Cl2/петро-

лейный эфир). Найдено, %: C, 70.15; H, 6.39; N, 10.92. C15H16N2O2 

(256.30). Вычислено, %: C, 70.29; H, 6.29; N, 10.93. Спектр ЯМР 
1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.26 (с, 3Н, Ме), 3.82 (с, 3Н, МеO), 4.63 (c, 2H, СН2), 4.83 

(c, 2H, СН2), 5.92 (д, 3J = 3.0, 1H, HPyr), 5.96 (д, 3J = 3.0, 1H, HPyr), 6.96 (д, 3J = 8.9, 2Н, HAr), 

7.23 (д, 3J = 8.9, 2Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 11.4, 47.1, 48.8, 55.6, 

102.5, 107.2, 114.7 (2C), 121.4, 126.9 (2С), 127.0, 134.4, 158.6, 165.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 256 (75) [M+], 107 (100), 76 (15), 43 (18). ИК (KBr): νmax  1652, 1509, 1441, 

1326, 1235, 1139, 1033, 827, 753 см-1. 

6-Метил-2-(4-хлорфенил)-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93i). Выход 

0.65 г (69%). Порошок кремового цвета. Т.пл. 178–179 °C (бензол/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 64.61; H, 5.20; N, 10.71. 

C14H13ClN2O (260.72). Вычислено, %: C, 64.50; H, 5.03; N, 10.74. 

Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.16 (с, 3Н, Ме), 4.53 (c, 2H, СН2), 4.75 (c, 

2H, СН2), 5.84 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 5.86 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 7.17 (д, 3J = 8.7, 2Н, HAr), 

7.30 (д, 3J = 8.7, 2Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 11.5, 47.2, 48.2, 102.8, 

107.3, 121.1, 126.9 (2С), 127.2, 129.6 (2C), 132.9, 140.1, 165.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 262/260 (20/56) [M+], 107 (100), 43 (20). ИК (KBr): νmax  1664, 1490, 1433, 1394, 

1325, 1273, 1203, 1083, 1012, 827, 752, 719 см-1. 

6-Метил-2-(4-фторфенил)-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93j). Выход 

0.62 г (67%). Бесцветные кристаллы. Т.пл. 168–169 °C (бензол/петро-

лейный эфир). Найдено, %: C, C, 69.04; H, 5.55; N, 11.27. C14H13FN2O 

(244.26). Вычислено, %: C, 68.84; H, 5.36; N, 11.47. Спектр ЯМР 1Н 

(400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.27 (с, 3Н, Ме), 4.64 (c, 2H, СН2), 4.85 (c, 2H, СН2), 5.94 (д, 3J 

= 3.4, 1H, HPyr), 5.97 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 7.10–7.17 (м, 2Н, HAr), 7.27–7.34 (м, 2Н, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 11.5, 47.2, 48.6, 102.7, 107.3, 116.4 (д, 2JCF = 22.8, 
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2C), 121.1, 127.2, 127.5 (д, 3JCF = 8.6, 2C), 137.5 (д, 4JCF = 3.1), 161.5 (д, 1JCF = 247.1), 165.3. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 244 (100) [M+], 107 (80), 95 (11), 78 (12), 66 (11), 52 

(10), 43 (33). ИК (KBr): νmax  1641, 1517, 1471, 1446, 1396, 1325, 1226, 1136, 833, 746 см-1. 

6-Метил-2-[4-(трифторметил)фенил]-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он  

                   (93k). Выход 0.66 г (70%). Бесцветные кристаллы. Т.пл. 208–209°C 

       (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 61.13; H, 4.25; N, 9.47. 

C15H13F3N2O (294.27). Вычислено, %: C, 61.22; H, 4.45; N, 9.52. 

Спектр ЯМР 1Н (600 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.28 (с, 3Н, Ме), 4.67 (c, 2H, СН2), 4.91 (c, 

2H, СН2), 5.97 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 5.98 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 7.49 (д, 3J = 8.2, 2Н, HAr), 

7.71 (д, 3J = 8.2, 2Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (150 МГц, СDCl3, δ): 11.5, 47.4, 47.9, 103.0, 

107.4, 121.0, 123.9 (кв, 1JCF = 272.2), 125.6 (2С), 126.5 (кв, 3JCF = 3.7, 2C), 127.4, 129.1 (кв, 
2JCF = 32.9), 144.7, 165.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 294 (100) [M+],  265 (13), 

145 (10), 107 (95), 94 (32), 78 (32), 65 (27), 54 (15), 43 (42). ИК (KBr): νmax  1665, 1611, 1439, 

1325, 1283, 1167, 1119, 1066, 1020, 834, 761 см-1. 

6-Метил-2-[3-(трифторметил)фенил]-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он 

(93l). Выход 0.56 г (59%). Бесцветные иглы. Т.пл. 128–129°C (бен-

зол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 61.28; H, 4.39; N, 9.43. 

C15H13F3N2O (294.27). Вычислено, %: C, 61.22; H, 4.45; N, 9.52. 

Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.28 (с, 3Н, Ме), 4.66 (c, 2H, СН2), 4.91 (c, 

2H, СН2), 5.96 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 5.98 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 7.55–7.60 (м, 3Н, HAr), 7.60–

7.63 (м, 1Н, HAr). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 11.5, 47.3, 48.1, 103.0, 107.4, 

121.0, 122.3 (кв, 3JCF = 3.8), 123.7 (кв, 1JCF = 272.5), 124.0 (кв, 3JCF = 3.8), 127.4, 129.1 (кв, 
4JCF = 1.1), 129.9, 131.9 (кв, 2JCF = 32.8), 142.1, 165.5. ИК (KBr): νmax  1660, 1452, 1325, 1257, 

1167, 1118, 1090, 760 см-1. 

4,6-Диметил-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93m). Выход 0.59 г (65%). 

Белый порошок. Т.пл. 143–144 °C (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: 

C, 65.88; H, 7.43; N, 16.99. C9H12N2O (164.20). Вычислено, %: C, 65.83; H, 

7.37; N, 17.06. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.56 (д, 3J = 7.1, 

3Н, Ме), 2.24 (с, 3Н, Ме), 4.42 (дд, 2J = 15.2, 3J = 4.6, 1H, СН2), 4.58 (уш. д, 2J = 15.2, 1H, 

СН2), 4.62 (кв, 3J = 7.1, 1Н, СН), 5.88 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 5.91 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 7.79 

(уш. с, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С (100 МГц, СDCl3, δ): 11.3, 20.0, 39.3, 53.1, 102.4, 107.5, 

120.6, 126.3, 172.1. ИК (KBr): νmax  3170, 1684, 1440, 1322, 804, 762 см-1. 
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4-Изопропил-6-метил-1,2-дигидропирроло[1,2-a]пиразин-3(4Н)-он (93n). Выход 0.52 г 

(57%). Белый порошок. Т.пл. 146–147 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Най-

дено, %: C, 68.65; H, 8.41; N, 14.59. C11H16N2O (192.26). Вычислено, %: C, 

68.72; H, 8.39; N, 14.57. Спектр ЯМР 1Н (400 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.02 

(д, 3J = 7.0, 3H, Ме), 1.08 (д, 3J = 7.0, 3H, Ме), 2.21 (с, 3Н, Ме), 2.15–2.23 (м, 1Н, СН), 4.31 

(д, 3J = 6.3, 1H, СН), 4.35 (дд, 2J = 15.3, 3J = 5.2, 1H, СН2), 4.54 (д, 2J = 15.3, 1H, СН2), 5.87 

(д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 5.90 (д, 3J = 3.4, 1H, HPyr), 7.80 (д, 3J = 5.2, 1Н, NH). Спектр ЯМР 13С 

(100 МГц, СDCl3, δ): 11.8, 18.1, 19.9, 34.2, 39.7, 63.2, 102.4, 107.6, 122.0, 127.0, 170.6. ИК 

(KBr): νmax  3192, 1671, 1463, 1438, 1389, 1327, 1293, 1199, 1040, 860, 772 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-3-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)пропан-

амид (95). К раствору фурфуриламина 89b (5.0 г, 45.05 

ммоль) в бензоле (50 мл) по каплям добавляют раствор 3-

(фталимидо)пропионилхлорида 94 (11.77 г, 49.56 ммоль) в 

бензоле (50 мл). Реакционную смесь перемешивают при комнатной температуре в течение 

1 часа. Добавляют насыщенный раствор NaHCO3 (100 мл), после чего смесь интенсивно 

перемешивают ещё 30 минут. Образовавшийся осадок отфильтровывают. Фильтрат экст-

рагируют бензолом (330 мл). Объединённые органические фракции промывают водой и 

сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток 

объединяют с осадком. Сырой продукт очищают колоночной хроматографией на силика-

геле (элюент: этилацетат/петролейный эфир, 1:1). Соединение 95 получают в виде бес-

цветных игл. Выход 13.07 г (93%). Т.пл. 176–177 °C (EtOH). Найдено, %: C, 65.39; H, 5.30; 

N, 8.94. C17H16N2O4 (312.32). Вычислено, %: C, 65.38; H, 5.16; N, 8.97. Спектр ЯМР 1Н 

(300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.20 (с, 3Н, Ме), 2.60–2.65 (м, 2H, CH2), 3.98–4.02 (м, 2H, 

CH2), 4.33 (д, 3J = 5.4, 2H, СН2), 5.83 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 5.95 (уш. т, 3J = 5.4 Hz, 1H, NH), 

6.05 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.66–7.72 (м, 2H, HAr), 7.78–7.85 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С 

(75 МГц, СDCl3, δ): 13.4, 34.2, 34.6, 36.5, 106.2, 108.3, 123.2 (2C), 131.9 (2С), 133.9 (2C), 

149.0, 151.8, 168.0, 169.2 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 312 (42) [M+], 160 

(34), 110 (100), 95 (16), 76 (12), 55 (10), 43 (18). ИК (KBr): νmax  3416, 1720, 1647, 1026, 998, 

866, 803, 717 см-1. 

3-(трет-Бутоксикарбониламино)-N-[(5-Метил-2-фурил)метил]пропанамид (97). К 

раствору фталимида 95 (10.0 г, 32.05 ммоль) в этаноле (20 

мл) добавляют N2H4H2O (10 мл). Реакционную смесь пере-

мешивают при комнатной температуре в течение 2 часов (контроль методом ТСХ). Обра-

зовавшийся осадок отфильтровывают и промывают хлороформом (320 мл). Фильтрат 
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упаривают при пониженном давлении. К остатку добавляют Boc2O (8 г). Смесь перемеши-

вают при комнатной температуре в течение 1 часа и добавляют воду (50 мл). Выпавший 

осадок отфильтровывают, промывают водой и сушат на воздухе. Сырой продукт очищают 

колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: этилацетат/петролейный эфир, 1:1). 

Соединение 97 получают в виде белого порошка. Выход 6.83 г (76%). Т.пл. 89–90 °C 

(петролейный эфир). Найдено, %: C, 59.70; H, 7.68; N, 9.78. C14H22N2O4 (282.34). 

Вычислено, %: C, 59.56; H, 7.85; N, 9.92. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 

1.40 (с, 9H, t-Bu), 2.24 (с, 3H, Me), 2.37–2.41 (м, 2H, CH2), 3.35–3.41 (м, 2H, CH2), 4.34 (д, 3J 

= 5.4, 2H, CH2), 5.18 (уш. с, 1H, NH), 5.86 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.03 (уш. с, 1H, NH), 6.07 

(д, 3J = 3.0, 1H, HFur). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 28.3 (3C), 36.0, 36.5 (2C), 

79.2, 106.2, 108.3, 149.1, 151.9, 156.0, 171.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 282 (16) 

[M+], 227 (24), 226 (100), 208 (42), 182 (66), 152 (24), 137 (21), 122 (25), 110 (55), 95 (51), 70 

(21), 57 (46), 42 (26). ИК (KBr): νmax  3344, 3318, 1685, 1633, 1530, 1452, 1366, 1325, 1283, 

1253, 1231, 1174, 1023, 786 см-1. 

7-Метил-1,2,4,5-тетрагидро-3Н-пирроло[1,2-a][1,4]диазепин-3-он (98). Смесь амида 97 

(1 г, 3.55 ммоль), ледяной уксусной кислоты (20 мл) и конц. HCl (3 мл) пе-

ремешивают при комнатной температуре в течение 8 часов. Реакционную 

смесь выливают в воду (100 мл) и нейтрализуют до рН 7 добавлением 

NaHCO3. Образовавшийся раствор нагревают до кипения и оставляют на ночь при комнат-

ной температуре. Выпавший осадок отфильтровывают и сушат на воздухе. Сырой продукт 

очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: бензол/петролейный эфир, 

1:1). Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток перекристаллизовыва-

ют из смеси ацетон/петролейный эфир, получая чистый пирролодиазепинон 98 в виде бе-

лого порошка. Выход 0.24 г (41%). Т.пл. 194–195 °C (ацетон/петролейный эфир). Найдено, 

%: C, 65.67; H, 7.30; N, 17.06. C9H12N2O (164.20). Вычислено, %: С, 65.83; H, 7.37; N, 17.06. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.19 (с, 3H, Me), 2.90–2.94 (м, 2H, CH2), 

4.00–4.05 (м, 2H, CH2), 4.31 (д, 3J = 5.7, 2H, CH2), 5.79 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 5.85 (д, 3J = 

3.3, 1H, HPyr), 7.16 (уш. т, 3J = 5.7, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 12.2, 

34.1, 39.3, 40.9, 105.3, 105.8, 126.9, 129.9, 174.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 164 

(60) [M+], 162 (51), 149 (39), 136 (30), 120 (67), 109 (100), 106 (90), 95 (42), 93 (48), 77 (47), 

66 (41), 59 (29), 55 (66), 42 (46). ИК (KBr): νmax  3200, 1664, 1508, 1476, 1440, 1424, 1388, 

1348, 1312, 1248, 1200, 1172, 1100, 776 см-1. 
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Синтез пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепинов 99 из N-фурфурилантраниламидов 100 

Смесь амида 100 (1 г), ледяной уксусной кислоты (20 мл) и конц. HCl (3 мл) перемешива-

ют при комнатной температуре в течение 24 часов (контроль методом ТСХ). Реакционную 

смесь выливают в воду (100 мл) и нейтрализуют до рН 7 добавлением NaHCO3. Образо-

вавшийся раствор отфильтровывают, промывают водой и сушат на воздухе. Остаток очи-

щают колоночной хроматографией на силикагеле и перекристаллизовывают. 

Синтез пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепинов 99 из аминодикетонов 103 

Дикетон 103 (0.2 г) растворяют в ледяной уксусной кислоте (5 мл) и перемешивают при 

комнатной температуре в течение 2 часов (контроль методом ТСХ). Реакционную смесь 

выливают в воду (20 мл) и нейтрализуют до рН 7 добавлением NaHCO3. Образовавшийся 

раствор отфильтровывают, промывают водой и сушат на воздухе. Остаток очищают коло-

ночной хроматографией на силикагеле (элюент: бензол/петролейный эфир, 1:1). 

Синтез пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепинов 99 из нитродикетонов 117 

К раствору нитродикетона 117 (1 г) в ледяной уксусной кислоте (20 мл) порциями добав-

ляют порошок железа (3 г). Реакционную смесь нагревают до кипения, после чего переме-

шивают при комнатной температуре в течение 1 часа (контроль методом ТСХ). Реакцион-

ную смесь выливают в холодную воду (100 мл) и нейтрализуют до рН 7 добавлением 

NaHCO3. Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель 

упаривают при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент: этилацетат/петролейный эфир) и перекристаллизовывают из указан-

ного растворителя. 

1-Метил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99а). Элюент: бензол. 

Выход при рециклизации амида 100a: 0.66 г (72%). Выход при восстанови-

тельной циклизации 2-нитробензамида 117а 0.62 г (81%). Белый порошок. 

Т.пл. 235–236 °C (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 73.52; H, 5.45; 

N, 13.19. C13H12N2O (212.25). Вычислено, %: C, 73.57; H, 5.70; N, 13.20. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30 (с, 3H, Me), 4.09 (д, 3J = 6.0, 2H, CH2), 

5.98 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.01 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 7.25–7.28 (м, 1H, HAr), 7.35–7.41 (м, 

1H, HAr), 7.52–7.57 (м, 1H, HAr), 7.92 (уш. т, 3J = 6.0, 1H, NH), 7.93–7.97 (м, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 14.0, 38.0, 104.9, 109.5, 124.9, 126.2, 129.4 (2C), 

131.2, 131.4, 132.7, 135.8, 170.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 212 (100) [M+], 197 

(69), 183 (31), 168 (36), 154 (48), 77 (24), 63 (16), 51 (37). ИК (KBr): νmax  3260, 1656, 1628, 

1584, 1492, 1464, 1444, 1408, 1336, 1208, 796, 764 см-1. Данные РСА депонированы в 

Кембриджский банк кристаллографических данных (CCDC-761545). 
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8-Бромо-1-метил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99b). Элю-

ент: бензол. Выход при рециклизации амида 100b: 0.61 г (65%). Бесцвет-

ные иглы. Т.пл. 201–202 °C (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

53.83; H, 3.85; N, 9.67. C13H11BrN2O (291.14). Вычислено, %: C, 53.63, H, 

3.81; N, 9.62. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.28 (с, 3H, 

Me), 4.09 (д, 3J = 6.3, 2H, CH2), 6.00–6.03 (м, 2H, HPyr), 7.15 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.63 (уш. 

т, 3J = 6.3, 1H, NH), 7.65 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.4, 1H, HAr), 8.07 (д, 4J = 2.4, 1H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 14.0, 37.9, 105.4, 109.9, 119.7, 126.4, 129.4, 130.9, 132.4, 

134.0, 134.4, 134.8, 169.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 292/290 (98/100) [M+], 

277/275 (47/49), 263/261 (29/30), 168 (40), 167 (48), 154 (21), 127 (14), 77 (16), 74 (27), 63 

(10), 59 (41), 43 (48). ИК (KBr): νmax  3186, 1649, 1477, 1424, 1391, 1323, 1204, 1085, 995, 

822, 787, 726 см-1. 

1-Метил-8-хлоро-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99с). Элюент: 

бензол. Выход при рециклизации амида 100c: 0.70 г (75%). Белый поро-

шок. Т.пл. 195–196 °C (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 63.09; 

H, 4.40; N, 11.18. C13H11ClN2O (246.69). Вычислено, %: C, 63.29, H, 4.49; 

N, 11.36. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.28 (с, 3H, Me), 

4.08 (дд, 2J = 15.6, 3J = 5.7, 1H, CH2), 4.12 (дд, 2J = 15.6, 3J = 6.6, 1H, CH2), 6.01 (с, 2H, HPyr), 

7.21 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.50 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.4, 1H, HAr), 7.92 (д, 4J = 2.4, 1H, HAr), 8.18 

(уш. дд, 3J = 6.6, 3J = 5.7, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 14.0, 37.9, 105.4, 

109.9, 126.2, 129.4, 130.7, 131.1, 131.5, 132.0, 132.4, 134.4, 169.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 248/246 (33/100) [M+], 233/231 (24/74), 219/217 (15/47), 204/202 (6/18), 

190/188 (8/26), 168 (45), 154 (19), 110 (16), 75 (52), 63 (25), 51 (42). ИК (KBr): νmax  3237, 

1619, 1480, 1329, 1205, 1124, 938, 896, 832, 796, 730 см-1. 

1-Метил-8,9-диметокси-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99d). 

Элюент: бензол. Выход при рециклизации амида 100d: 0.73 г (78%). 

Призмы бежевого цвета. Т.пл. 195–196 °C (бензол/ петролейный эфир). 

Лит.: 195–196 °C [403]. Спектральные данные (ЯМР 1Н и 13С, масс-

спектр, ИК) согласуются с литературными [403]. 

1,10-Диметил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99e). Элюент: 

EtOAc/бензол/петролейный эфир, 9:2:6. Выход при рециклизации амида 

100е: 0.1 г (11%). Выход при циклизации дикетона 103е: 0.13 г (75%). Выход 

при восстановительной циклизации 2-нитробензамида 117b 0.62 г (80%). 

Белый порошок. Т.пл. 191–192 °C (EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: 
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C, 74.51; H, 6.03; N, 12.40. C14H14N2O (226.27). Вычислено, %: C, 74.31, H, 6.24; N, 12.38. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.06 (с, 3H, Me), 2.18 (с, 3H, Me), 4.08 (д, 3J 

= 6.0, 2H, CH2), 5.96 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.02 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 7.31–7.36 (м, 1H, HAr), 

7.41–7.44 (м, 1H, HAr), 7.70–7.73 (м, 1H, HAr), 7.79 (уш. т, 3J = 6.0, 1H, NH). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, СDCl3, δ): 12.9, 18.2, 38.3, 105.1, 108.2, 127.1, 127.8, 131.5, 131.7, 132.8, 133.7, 

133.9, 134.9, 170.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 226 (100) [M+], 211 (80), 196 

(13), 182 (43), 168 (90), 154 (14), 115 (11), 89 (23), 77 (23), 63 (30), 51 (38). ИК (KBr): νmax  

3308, 1652, 1616, 1584, 1472, 1404, 1328, 1200, 1072, 996, 772 см-1. 

1-Метил-7,10-диметокси-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99f). 

Элюент: бензол/петролейный эфир. Выход при циклизации дикетона 103f: 

0.11 г (62%). Призмы бежевого цвета. Т.пл. 166–167 °C (EtOAc/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 66.29, H, 6.05; N, 10.19. C15H16N2O3 (272.30). Вычис-

лено, %: C, 66.16, H, 5.92; N, 10.29. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 2.12 (с, 3H, Me), 3.73 (с, 3H, MeО), 3.89 (с, 3H, MeО), 3.93 (дд, 2J = 15.9, 3J = 6.3, 

1H, CH2), 4.07 (дд, 2J = 15.9, 3J = 6.3, 1H, CH2), 5.89 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.01 (д, 3J = 3.3, 

1H, HPyr), 6.40 (уш. т, 3J = 6.3, 1H, NH), 6.94 (д, 3J = 9.3, 1H, HAr), 7.03 (д, 3J = 9.3, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.0, 38.5, 55.9, 56.5, 105.4, 107.1, 110.8, 114.0, 121.1, 

125.9, 132.4, 133.1, 146.8, 151.3, 167.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 272 (100) 

[M+], 257 (37), 242 (37), 228 (44), 213 (36), 199 (27), 170 (12), 154 (11), 45 (14). ИК (KBr): 

νmax  3229, 1647, 1519, 1490, 1445, 1265, 1114, 1054, 1004, 796, 751 см-1. 

1-Этил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99g). Элюент: бензол. 

Выход при рециклизации амида 100g: 0.65 г (70%). Белый порошок. Т.пл. 

181–182 °C (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 74.49; H, 6.02; N, 

12.33. C14H14N2O (226.27). Вычислено, %: C, 74.31, H, 6.24; N, 12.38. Спектр 

ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.17 (т, 3J = 7.5, 3H, Me), 2.54 (д. кв, 2J 

= 15.0, 3J = 7.5, 1H, CH2), 2.79 (д. кв, 2J = 15.0, 3J = 7.5, 1H, CH2), 4.09 (д, 3J = 6.0, 2H, CH2), 

6.04 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.06 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 7.27–7.31 (м, 1H, HAr), 7.35–7.41 (м, 

1H, HAr), 7.51–7.56 (м, 1H, HAr), 7.90 (уш. т, 3J = 6.0, 1H, NH), 7.93–7.96 (м, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.1, 21.1, 38.0, 104.9, 107.5, 124.9, 126.2, 129.4, 

131.2, 131.4, 132.7, 135.9, 136.1, 170.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 226 (55) 

[M+], 211 (35), 197 (42), 182 (33), 168 (61), 154 (25), 127 (12), 115 (15), 102 (19), 90 (17), 77 

(57), 63 (42), 51 (81), 38 (100). ИК (KBr): νmax  3172, 1664, 1604, 1516, 1468, 1416, 1340, 

1324, 1268, 1208, 764 см-1. 
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1-терт-Бутил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99h). Элюент: 

бензол. Выход при восстановительной циклизации 2-нитробензамида 117с 

0.15 г (19%). Бесцветные пластинки. Т.пл. 218–219 °C (ацетон/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 75.61; H, 7.32; N, 10.92. C16H18N2O (270.33). Вычисле-

но, %: C, 75.56, H, 7.13; N, 11.01. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 1.22 (с, 9H, t-Bu), 3.96 (дд, 2J = 15.6, 3J = 6.0, 1H, CH2), 4.00 (дд, 2J = 15.6, 3J = 6.3, 

1H, CH2), 6.01 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.13 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 7.03 (уш. дд, 3J = 6.3, 3J = 

6.0, 1H, NH), 7.39–7.54 (м, 3H, HAr), 7.84–7.87 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDCl3, δ): 32.2 (3C), 33.0, 38.5, 104.6, 108.6, 127.0, 127.7, 129.9, 130.1, 130.5, 134.8, 138.4, 

144.8, 170.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 254 (50) [M+], 239 (100), 210 (22), 196 

(23), 181 (14), 77 (21), 43 (28). ИК (KBr): νmax  3180, 1664, 1604, 1476, 1404, 1368, 1340, 

1277, 1252, 1220, 1188, 1152, 1064, 976, 940, 764 см-1. Данные РСА депонированы в 

Кембриджский банк кристаллографических данных (CCDC-761546). 

1,4-Диметил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99i). Выход при 

восстановительной циклизации 2-нитробензамида 117d 0.62 г (81%). 

Бесцветные призмы. Т.пл. 201–202 °C (EtOAc/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 74.48; H, 6.59; N, 12.22. C14H14N2O (226.27). Вычислено, 

%: C, 74.31, H, 6.24; N, 12.38. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 1.63 (д, 3J = 6.9, 3H, Ме), 2.28 (с, 3H, Me), 4.31 (д. кв, 3J = 6.9, 3J = 6.0, 1H, СН), 

5.99 (д, 3J = 3.3 Hz, 1H, HPyr), 6.02 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.90 (уш. д, 3J = 6.0, 1H, NH), 7.24–

7.27 (м, 1H, HAr), 7.35–7.41 (м, 1H, HAr), 7.51–7.57 (м, 1H, HAr), 7.93–7.96 (м, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.9, 15.7, 43.8, 102.1, 109.2, 125.0, 126.2, 129.4, 

129.9, 130.9, 131.2, 135.7, 137.6, 169.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 226 (67) 

[M+], 211 (100), 184 (57), 167 (18), 77 (22), 43 (50). ИК (KBr): νmax  3160, 1648, 1604, 1520, 

1488,1460, 1404, 1320, 1288, 1160, 772, 704 см-1. 

1-Метил-4-фенил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (99j). Выход 

при восстановительной циклизации 2-нитробензамида 117e 0.55 г (67%). 

Бесцветные призмы. Т.пл. 185–186 °C (петролейный эфир/ацетон). Най-

дено, %: C, 79.24; H, 5.77; N, 9.56. C19H16N2O (288.34). Вычислено, %: C, 

79.14, H, 5.59; N, 9.71. Продукт существует в виде смеси двух конфор-

меров. Спектр ЯМР 1Н (600 MГц, DMSO-d6, δ, КССВ). Конформер А, 58%: 2.26 (с, 3H, 

Me), 5.57 (д, 3J = 7.6, 1H, CH), 6.09 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.25 (д, 3J = 3.3 Hz, 1H, HFur), 

6.92–6.99 (м, 3H, HAr), 7.01–7.06 (м, 2H, HAr), 7.08–7.12 (м, 1H, HAr), 7.14–7.17 (м, 1H, HAr), 

7.27–7.31 (м, 1H, HAr), 7.50–7.53 (м, 1H, HAr), 9.23 (д, 3J = 7.6, 1H, NH). Конформер Б, 42%: 
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2.29 (с, 3H, Me), 5.24 (д, 3J = 3.5, 1H, HFur), 5.30 (д, 3J = 5.6, 1H, CH), 5.94 (д, 3J = 3.5, 1H, 

HFur), 7.37–7.43 (м, 3H, HAr), 7.47–7.50 (с, 2H, HAr), 7.55–7.59 (м, 2H, HAr), 7.65–7.69 (м, 1H, 

HAr), 7.84–7.87 (м, 1H, HAr), 8.74 (д, 3J = 5.6, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (150.9 МГц, 

DMSO-d6, δ, конформер А/конформер Б): 14.3/14.2, 51.5/53.4, 107.8/105.4, 109.9/109.6, 

124.9/125.6, 126.1/126.9, 126.3/128.9 (2C), 126.8/128.7, 128.1/128.8 (2C), 129.4/129.5, 130.9/ 

131.2, 131.1/130.6, 131.4/132.0, 134.4/138.0, 135.4/135.4, 140.1/134.4, 169.0/168.6. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 288 (100) [M+], 273 (84), 230 (24), 211 (56), 184 (57), 167 

(13), 101 (23), 77 (32), 59 (30), 43 (67). ИК (KBr): νmax  3168, 1640, 1604, 1488, 1460, 1404, 

1324, 868, 768 см-1. 

Синтез N-фурфурилантраниламидов 100 из амидов 101 

Гидрат гидразина (5 мл) добавляют к раствору амида 101 в этаноле (50 мл). Реакционную 

смесь нагревают до растворения исходного соединения, после чего перемешивают при 

комнатной температуре до полной конверсии (15 минут, контроль методом ТСХ). Основ-

ную часть растворителя упаривают при пониженном давлении. Остаток выливают в хо-

лодную воду (50 мл). Осадок отфильровывают, промывают водой, сушат и перекристалли-

зовывают из этанола.  

Синтез N-фурфурилантраниламидов 100 восстановлением N-фурфурил-2-нитробенз-

амидов 102 гидратом гидразина в присутствие никеля Ренея 

Гидрат гидразина (1.5 мл) и никель Ренея (0.5 г) добавляют к раствору 2-нитробензамида 

102 (1 г) в этаноле (20 мл). Реакционную смесь кипятят с обратным холодильником до 

полной конверсии субстрата (30 мин, контроль методом ТСХ). Никель отфильтровывают. 

Фильтрат концентрируют до объёма примерно 5 мл и выливают в холодную воду (30 мл). 

Осадок отфильтровывают, сушат и очищают колоночной хроматографией на силикагеле 

либо перекристаллизовывают. 

2-Амино-N-[(5-метил-2-фурил)метил]бензамид (100а) получают из амида 101а (1 г, 2.78 

ммоль) по общей методике удаления фталимидной защиты с выхо-

дом 90%, а из N-фурфурил-2-нитробензамида 102а (1 г, 3.84 ммоль) 

по общей методике восстановления о-нитробензамидов в антранил-

амиды с выходом 95% (0.84 г). Белый порошок. Т.пл. 62–63 °C (этанол). Лит.: 64–65 °C 

[402]. Найдено, %: C, 67.60; H, 6.24; N, 12.19. C13H14N2O2 (230.26). Вычислено, %: С, 

67.81; H, 6.13; N, 12.17. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.25 (с, 3H, Me), 4.50 

(д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.50 (уш.с, 2H, NH2), 5.89 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.12 (д, 3J = 3.0, 1H, 

HFur), 6.44 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 6.56–6.62 (м, 1H, HAr), 6.63–6.66 (м, 1H, HAr), 7.14–7.20 

(м, 1H, HAr), 7.29–7.32 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.4, 36.6, 106.2, 
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108.3, 115.6, 116.4, 117.2, 127.2, 132.3, 148.7, 149.3, 151.9, 168.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 230 (30) [M+], 120 (45), 110 (100), 95 (68), 92 (38), 65 (59), 43 (37). ИК (KBr): 

νmax  3370, 3300, 3271, 1635, 1528, 1447, 1300, 1255, 782, 749 см-1. 

2-Амино-5-бромо-N-[(5-метил-2-фурил)метил]бензамид (100b) получают из амида 101b  

(5 г, 11.4 ммоль) по общей методике удаления фталимидной защи-

ты с выходом 92% (3.25 г). Белый порошок. Т.пл. 126–127 °C 

(EtOH). Найдено, %: C, 50.64; H, 4.22; N, 9.06. C13H13BrN2O2 

(390.16). Вычислено, %: С, 50.51; H, 4.24; N, 9.06. Спектр ЯМР 1Н 

(300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.28 (с, 3H, Me), 4.50 (д, 3J = 5.1, 2H, CH2), 5.54 (уш.с, 2H, 

NH2), 5.91 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.16 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.23 (уш. т, 3J = 5.1, 1H, NH), 

6.51 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.26 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.40 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 36.8, 106.3, 107.5, 108.7, 117.1, 118.8, 129.6, 

135.0, 147.7, 148.9, 152.2, 167.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 310/308 (17/18) 

[M+], 200/198 (12/12), 110 (90), 95 (100), 43 (22). ИК (KBr): νmax  3457, 3354, 3283, 1623, 

1573, 1537, 1250, 1017, 894, 819, 787 см-1. 

2-Амино-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-5-хлоробензамид  (100с)  получают  из  N-фурфу- 

 рил-2-нитробензамида 102b (1 г, 3.4 ммоль) по общей методике 

восстановления о-нитробензамидов в антраниламиды с выходом 

                89% (0.8 г). Беcцветные пластинки. Т.пл. 108–109 °C (CH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Найдено, %: C, 58.82; H, 5.00; N, 10.68. C13H13ClN2O2 (264.71). 

Вычислено, %: С, 58.99; H, 4.95; N, 10.58. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 

2.28 (с, 3H, Me), 4.50 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.91 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.15 (д, 3J = 3.0, 1H, 

HFur), 6.25 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 6.61 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.13 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.4, 1H, 

HAr), 7.27 (д, 4J = 2.4, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 36.8, 106.3, 

108.6, 116.5, 118.5, 120.8, 126.8, 132.1, 147.2, 148.9, 152.1, 167.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 266/264 (3/10) [M+], 156/154 (3/14), 110 (100), 95 (68), 43 (14). ИК (KBr): νmax  

3459, 3358, 3282, 1621, 1535, 1251, 1150, 1017, 904, 819, 787, 748 см-1. 

2-Амино-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксибензамид (100d) получают из N-

фурфурил-2-нитробензамида 102c (1 г, 3.4 ммоль) по общей мето-

дике восстановления о-нитробензамидов в антраниламиды с выхо-

дом 89% (0.81 г). Белый порошок. Спектральные и физико-хими-

ческие свойства согласуются с литературными [403]. 
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2-Амино-3-метил-N-[(5-метил-2-фурил)метил]бензамид (100e) получают из N-фурфу-

рил-2-нитробензамида 102d (1 г, 3.65 ммоль) по общей методике 

восстановления о-нитробензамидов в антраниламиды с выходом 

75% (0.67 г). Беcцветные иглы. Т.пл. 102–103 °C (петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 68.81; H, 6.55; N, 11.58. C14H16N2O2 (244.29). Вычислено, %: С, 

68.83; H, 6.60; N, 11.47. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.14 (с, 3H, Me), 2.26 

(с, 3H, Me), 4.51 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.58 (уш. с, 2H, NH2), 5.89 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.13 

(д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.37 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 6.53–6.58 (м, 1H, HAr), 7.09–7.12 (м, 1H, 

HAr), 7.20–7.23 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.6, 17.5, 36.8, 106.3, 

108.4, 115.2, 115.9, 123.7, 125.1, 133.2, 147.1, 149.4, 152.0, 169.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 244 (48) [M+], 134 (30), 110 (100), 95 (56), 77 (37), 65 (13), 43 (48). ИК (KBr): 

νmax  3420, 3340, 1640, 1616, 1576, 1520, 1460, 1332, 1256, 1188, 788, 756 см-1. 

2-Амино-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-3,6-диметоксибензамид (100f) получают из N-

фурфурил-2-нитробензамида 102e (1 г, 3.12 ммоль) по общей 

методике восстановления о-нитробензамидов в антраниламиды с 

некоторыми изменения. После того, как фильтрат вылит в воду, 

продукт экстрагируют диэтиловым эфиром (330 мл), объединённые органические фрак-

ции сушат безводным Na2SO4. Растворитель отгоняют на роторном испарителе, остаток 

перегоняют под вакуумом. Продукт выделяют в виде светло-жёлтого масла (0.8 г, 89%) и 

используют для дальнейших превращений без дополнительной очистки и характеризации. 

2-Амино-N-[(5-этил-2-фурил)метил]бензамид (100g) получают из амида 102f (1 г, 3.65 

ммоль) по общей методике восстановления о-нитробензамидов в 

антраниламиды с выходом 94% (0.84 г). Белый порошок. Т.пл. 70–

71 °C (этанол). Найдено, %: C, 68.87; H, 6.67; N, 11.56. C14H16N2O2 

(244.29). Вычислено, %: С, 68.83; H, 6.60; N, 11.47. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 1.21 (т, 3J = 7.5, 3H, Me), 2.61 (кв, 3J = 7.5, 2H, CH2), 4.52 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.52 

(уш. с, 2H, NH2), 5.90 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.15 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.35 (уш. т, 3J = 5.4, 

1H, NH), 6.58–6.67 (м, 2H, HAr), 7.15–7.21 (м, 1H, HAr), 7.29–7.32 (м, 1H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 12.0, 21.3, 36.8, 104.6, 108.1, 115.6, 116.5, 117.2, 127.2, 132.3, 

148.8, 149.2, 157.7, 168.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 244 (12) [M+], 124 (100), 

120 (35), 109 (38), 92 (31), 65 (47), 52 (15), 43 (25). ИК (KBr): νmax  3416, 3284, 1624, 1588, 

1524, 1448, 1288, 1256, 1188, 1156, 1024, 792, 752 см-1. 
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2-Амино-N-[(5-трет-бутил-2-фурил)метил]бензамид (100h) получают из амида 102g (1 

г, 3.31 ммоль) по общей методике восстановления о-нитробенз-

амидов в антраниламиды с выходом 92% (0.83 г). Белый порошок. 

Т.пл. 79–80 °C (этанол). Найдено, %: C, 70.89; H, 7.56; N, 10.29. 

C16H20N2O2 (272.34). Вычислено, %: С, 70.56; H, 7.40; N, 10.29. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.24 (c, 9H, t-Bu), 4.53 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.51 (уш. с, 2H, NH2), 5.88 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 6.13 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.37 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 6.59–6.67 (м, 2H, 

HAr), 7.15–7.21 (м, 1H, HAr), 7.29–7.32 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 

29.0 (3C), 32.5, 36.9, 102.6, 107.7, 115.8, 116.5, 117.2, 127.1, 132.3, 148.7, 149.0, 164.1, 168.9. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 272 (14) [M+], 152 (100), 137 (31), 121 (17), 120 (56), 

92 (27), 65 (30), 43 (42). ИК (KBr): νmax  3477, 3374, 3281, 1632, 1582, 1554, 1419, 1302, 

1263, 1207, 1157, 1025, 982, 792, 750 см-1. 

2-Амино-N-[(2-фурил)метил]бензамид (100i) получают из амида 102h (1 г, 4.06 ммоль) 

по общей методике восстановления о-нитробензамидов в антранилами-

ды с выходом 90% (0.79 г). Белый порошок. Т.пл. 87–88 °C (этанол). 

Найдено, %: C, 66.72; H, 5.65; N, 13.01. C12H12N2O2 (216.24). Вычисле-

но, %: С, 66.65; H, 5.59; N, 12.95. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 4.57 (д, 3J 

= 5.4 Hz, 2H, CH2), 5.53 (уш. с, 2H, NH2), 6.26 (дд, 3J = 3.3, 4J = 0.6, 1H, HFur), 6.32 (дд, 3J = 

3.3, 3J = 1.8, 1H, HFur), 6.41 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 6.58–6.67 (м, 2H, HAr), 7.16–7.21 (м, 

1H, HAr), 7.29–7.32 (м, 1H, HAr), 7.36 (дд, 3J = 1.8, 4J = 0.6, 1H, HFur). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, СDCl3, δ): 36.6, 107.5, 110.4, 115.4, 116.5, 117.3, 127.2, 132.4, 142.2, 148.8, 151.3, 

169.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 216 (11) [M+], 120 (46), 96(100), 92 (53), 81 

(41), 65 (83), 52 (61). ИК (KBr): νmax  3420, 3300, 1624, 1588, 1532, 1448, 1296, 1260, 1196, 

1152, 1012, 752 см-1. 

2-Амино-N-{[5-(4-хлорфенил)-2-фурил]метил}бензамид (100j) получают из амида 102i 

(1 г, 2.8 ммоль) по общей методике восстановления о-нитро-

бензамидов в антраниламиды с выходом 93% (0.85 г). Бес-

цветные пластники. Т.пл. 163–164 °C (этанол). Найдено, %: C, 

66.45; H, 4.73; N, 8.55. C18H15ClN2O2 (326.78). Вычислено, %: С, 66.16; H, 4.63; N, 8.57. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 4.63 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.53 (уш. с, 2H, 

NH2), 6.35 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.42 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 6.56 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 

6.60–6.69 (м, 2H, HAr), 7.17–7.23 (м, 1H, HAr), 7.30–7.35 (м, 3H, HAr), 7.56 (д, 3J = 8.7, 2H, 

HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 36.8, 106.3, 109.9, 115.4, 116.6, 117.3, 123.6, 

124.9 (2C), 127.2, 128.8 (2C), 132.5, 133.0, 148.8, 151.2, 152.6, 169.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 
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эВ, m/z, Iотн., %): 328/326 (5/14) [M+], 208/206 (33/100), 191 (26), 172 (16), 128 (20), 120 (40), 

99 (16), 92 (28), 65 (18), 43 (20). ИК (KBr): νmax  3480, 3368, 3304, 1628, 1580, 1536, 1484, 

1424, 1268, 1160, 1016, 824, 788, 752 см-1. 

2-Амино-N-[1-(5-метил-2-фурил)этил]бензамид (100k) получают из амида 102j (1 г, 3.65 

ммоль) по общей методике восстановления о-нитробензамидов в 

антраниламиды с выходом 96% (0.85 г). Белый порошок. Т.пл. 93–

94 °C (этанол). Найдено, %: C, 69.10; H, 6.75; N, 11.23. C14H16N2O2 

(244.29). Вычислено, %: С, 68.83; H, 6.60; N, 11.47. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 1.54 (д, 3J = 6.9, 3H, Ме), 2.26 (с, 3H, Me), 5.30 (д.кв, 3J = 7.2, 3J = 6.9, 1H, CH), 5.52 

(уш. с, 2H, NH2), 5.89 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.09 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.23 (уш. д, 3J = 7.2, 

1H, NH), 6.60–6.68 (м, 2H, HAr), 7.16–7.22 (м, 1H, HAr), 7.29–7.32 (м, 1H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 19.6, 42.9, 105.9, 106.3, 115.8, 116.4, 117.2, 127.1, 132.2, 

148.7, 151.6, 153.5, 168.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 244 (13) [M+], 124 (100), 

120 (41), 109 (69), 92 (25), 65 (35), 53 (11), 43 (34). ИК (KBr): νmax  3418, 3293, 1619, 1587, 

1526, 1448, 1311, 1257, 1218, 1156, 1018, 941, 781, 748 см-1. 

2-Амино-N-[(5-метил-2-фурил)(фенил)метил]бензамид (100l) получают из амида 102k 

(1 г, 2.97 ммоль) по общей методике восстановления о-нитробенз-

амидов в антраниламиды с выходом 91% (0.83 г). Белый порошок. 

Т.пл. 138–139 °C (этанол). Найдено, %: C, 74.78; H, 5.94; N, 8.99. 

C19H18N2O2 (306.36). Вычислено, %: С, 74.49; H, 5.92; N, 9.14. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 2.28 (с, 3H, Me), 5.56 (уш. с, 2H, NH2), 5.91 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.04 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 6.37 (д, 3J = 7.8, 1H, CH), 6.62–6.68 (м, 2H, HAr), 6.78 (уш. д, 3J = 7.8, 1H, 

NH), 7.18–7.21 (м, 1H, HAr), 7.26–7.37 (м, 5H, HAr), 7.39–7.42 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С 

(75 МГц, СDCl3, δ): 13.6, 51.2, 106.2, 108.7, 115.2, 116.4, 117.3, 126.9 (2C), 127.2 (2C), 

127.6, 128.6, 132.5, 139.7, 149.0, 151.5, 152.3, 168.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

306 (28) [M+], 187 (85), 186 (50), 171 (100), 128 (31), 120 (94), 104 (20), 92 (80), 77 (23), 65 

(82), 51 (18), 43 (68). ИК (KBr): νmax  3428, 3304, 1620, 1588, 1520, 1452, 1316, 1256, 1160, 

1024, 792, 748, 700 см-1. 

2-Амино-N-метил-N-[1-(5-метил-2-фурил)этил]бензамид (100m) получают из амида 

102l (1 г, 3.65 ммоль) по общей методике восстановления о-нитро-

бензамидов в антраниламиды с выходом 82% (0.73 г). Светло-жёл-

тое масло. Найдено, %: C, 68.87; H, 6.72; N, 11.28. C14H16N2O2 

(244.29). Вычислено, %: С, 68.83; H, 6.60; N, 11.47. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 2.25 (с, 3H, Me), 2.97 (с, 3H, NMe), 4.33 (с, 2H, CH2), 4.50 (уш. с, 2H, NH2), 5.88 (д, 
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3J = 3.0, 1H, HFur), 6.10 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.65–6.71 (м, 2H, HAr), 7.09–7.15 (м, 2H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, 40 C, δ): 13.5, 32.9/36.4, 43.6/47.9, 106.2, 109.3, 116.5, 

117.3, 120.0, 127.9, 130.5, 145.4, 148.4, 152.1, 171.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

244 (10) [M+], 124 (100), 120 (39), 95 (80), 92 (25), 65 (29), 43 (20). ИК (KBr): νmax  3456, 

3352, 1624, 1592, 1496, 1456, 1400, 1264, 1220, 1064, 1020, 784, 756 см-1. 

2-Амино-N-[1-(5-метил-2-фурил)этил]-N-этил-бензамид (100n) получают из амида 

102m (1 г, 3.47 ммоль) по общей методике восстановления о-нитро-

бензамидов в антраниламиды с небольшими отличиями. Продукт 

экстрагируют диэтиловым эфиром (420 мл). Объединённые орга-

нические фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном 

давлении, остаток очищают колоночной хроматографией (элюент: CH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:2). Выход 0.68 г (76%). Светло-жёлтое масло. Найдено, %: C, 69.57; H, 6.85; N, 

10.85. C15H18N2O2 (258.32). Вычислено, %: С, 69.74; H, 7.02; N, 10.84. Спектр ЯМР 1Н 

(300 MГц, СDCl3, δ, КССВ, 45 С): 1.11 (т, 3J = 6.9, 3H, Ме), 2.26 (с, 3H, Me), 3.42 (кв, 3J = 

6.9, 2H, CH2), 4.16 (уш. с, 2H, CH2), 4.52 (с, 2H, NH2), 5.88 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.10 (д, 3J 

= 3.0, 1H, HFur), 6.67–6.72 (м, 2H, HAr), 7.09–7.18 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDCl3, 45 C, δ): 12.9, 13.4, 41.3, 42.9, 106.2, 109.1, 116.5, 117.4, 121.0, 127.5, 130.2, 145.0, 

148.9, 151.9, 170.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 258 (11) [M+], 138 (99), 120 

(100), 110 (18), 95 (50), 92 (55), 65 (61), 56 (14), 45 (13). ИК (KBr): νmax  3459, 3359, 1647, 

1495, 1217, 1146, 1073, 1021, 980, 866, 791 см-1. 

2-Амино-N-бензил-N-[1-(5-метил-2-фурил)этил]бензамид (100о) получают из амида 

102l (1 г, 2.85 ммоль) по общей методике восстановления о-нитро-

бензамидов в антраниламиды. Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир, 

1:1. Выход 0.77 г (85%). Белый порошок. Т.пл. 68–69 °C (этанол). 

Найдено, %: C, 75.10; H, 6.21; N, 8.87. C20H20N2O2 (320.39). Вычислено, %: С, 74.98; H, 

6.29; N, 8.74. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, 45 °C, δ, КССВ): 2.27 (с, 3H, Me), 4.30 (с, 

2H, CH2), 4.45 (с, 2H, CH2), 4.63 (с, 2H, NH2), 5.89 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.06 (д, 3J = 3.0, 

1H, HFur), 6.67–6.72 (м, 2H, HAr), 7.12–7.17 (м, 1H, HAr), 7.25–7.36 (м, 6H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, 45 C, δ): 13.5, 42.7, 49.3, 106.2, 109.6, 116.6, 117.4, 120.3, 127.4, 

127.7, 127.9, 128.6 (3C), 130.5, 136.9, 145.3, 148.4, 152.1, 171.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 229 (13) [M+–91], 200 (30), 120 (100), 110 (11), 95 (34), 92 (23), 91 (25), 65 (27), 

43 (12). ИК (KBr): νmax  3472, 3356, 1618, 1493, 1447, 1259, 1137, 1023, 988, 795, 749 см-1. 
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2-Амино-N-[1-(5-метил-2-фурил)этил]-N-(4-хлорфенил)бензамид (100p) получают из 

амида 102o (1 г, 2.7 ммоль) по общей методике восстановления о-

нитробензамидов в антраниламиды. Элюент: EtOAc/петролейный 

эфир, 1:2. Выход 0.66 г (72%). Cветло-жёлтый порошок. Т.пл. 96–

97 °C (петролейный эфир). Найдено, %: C, 66.77; H, 5.17; N, 8.06. 

C19H17ClN2O2 (340.80). Вычислено, %: С, 66.96; H, 5.03; N, 8.22. Спектр ЯМР 1Н (300 

MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.25 (с, 3H, Me), 4.75 (уш. с, 2H, CH2), 4.96 (с, 2H, NH2), 5.86 (д, 3J 

= 3.0, 1H, HFur), 6.10 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.35–6.40 (м, 1H, HAr), 6.74–6.77 (м, 1H, HAr), 

6.94–7.02 (м, 3H, HAr), 7.11–7.16 (м, 3H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 

46.5, 106.3, 109.7, 116.5, 116.9, 119.4, 128.2 (2C), 129.0 (2C), 129.5, 130.7, 132.2, 142.1, 

146.5, 148.6, 151.8, 170.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 340 (35) [M+], 246 (15), 

220 (100), 170 (38), 120 (72), 101 (40), 95 (87), 59 (49), 43 (72). ИК (KBr): νmax  3440, 3348, 

1620, 1588, 1568, 1488, 1408, 1392, 1380, 1288, 1196, 1092, 1026, 1012, 780, 752 см-1. 

Общий метод синтеза N-фурфуриламидов 101, 102 и 119. 

К бензольному раствору фурфуриламина 89 при перемешивании по каплям добавляют 

раствор ацилхлорида (1.1 экв) в бензоле. Реакционную смесь перемешивают при комнат-

ной температуре в течение 1 часа, добавляют насыщенный раствор NaHCO3 до рН 7. 

Смесь перемешивают в течение 30 минут. Выпавший осадок отфильтровывают, фильтрат 

экстрагируют бензолом (330 мл). Объединённые органические фракции промывают во-

дой и сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. Ос-

таток и осадок объединяют. Продукт очищают колоночной хроматографией на силикагеле 

или перекристаллизацией. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил)бензамид 

(101а) получают из фурфуриламина 89b (5 г, 45 ммоль, раствор 

в 50 мл бензола) и 2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-

ил)бензоилхлорида (25l, 14.15 г, 49.5 ммоль, раствор в 100 мл 

бензола). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:2). Выход 10.7 г 

(66%). Бесцветные иглы. Т.пл. 146–147 °C (СH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

70.14; H, 4.44; N, 7.80. C21H16N2O4 (360.36). Вычислено, %: С, 69.99; H, 4.48; N, 7.77. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.19 (с, 3H, Me), 4.38 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 

5.81 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.05 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.30 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 7.35–7.38 

(м, 1H, HAr), 7.45–7.50 (м, 1H, HAr), 7.56–7.61 (м, 1H, HAr), 7.63–7.66 (м, 1H, HAr), 7.72–7.79 

(м, 2H, HAr), 7.87–7.93 (м, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.4, 36.9, 106.2, 

108.3, 123.7 (2C), 128.1, 129.0, 129.8, 129.9, 131.3, 131.9 (2C), 133.9, 134.2 (2C), 148.8, 
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151.7, 166.4, 167.4 (2C). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 360 (5) [M+], 250 (7), 110 

(100), 76 (11), 43 (8). ИК (KBr): νmax  3346, 1711, 1665, 1524, 1381, 1299, 1111, 1083, 1017, 

804, 720 см-1. 

5-Бромо-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-2-(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2H-изоиндол-2-ил) 

бензамид (101b) получают из фурфуриламина 89b (2 г, 18 

ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 5-бромо-2-(1,3-диоксо-1,3-

дигидро-2H-изоиндол-2-ил)бензоилхлорида (25m, 7.22 г, 19.8 

ммоль, раствор в 50 мл бензола). Элюент: бензол/петролей-

ный эфир (1:2). Выход 5.7 г (72%). Белый порошок. Т.пл. 

134–135 °C (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 57.31; H, 3.28; N, 6.37. 

C21H15BrN2O4 (439.26). Вычислено, %: С, 57.42; H, 3.44; N, 6.38. Спектр ЯМР 1Н (300 

MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.20 (c, 3H, Me), 4.37 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.82 (д, 3J = 3.0, 1H, 

HFur), 6.06 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.28 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 7.24 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 

7.70 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.74–7.80 (м, 3H, HAr), 7.87–7.93 (м, 2H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 37.0, 106.2, 108.6, 122.8, 123.9 (2C), 128.8, 

131.2, 131.3, 131.7 (2C), 134.2, 134.4 (2C), 135.4, 148.5, 151.9, 165.1, 167.0 (2C). Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 440/438 (7/7) [M+], 330/328 (22/23), 302/300 (8/10), 193 

(21), 165 (10), 111 (56), 110 (100), 104 (14), 95 (31), 75 (12), 45 (17). ИК (KBr): νmax  

3261, 1720, 1628, 1526, 1396, 1372, 1083, 884, 794, 713 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-нитробензамид (102а) получают из фурфуриламина 89b 

(5 г, 45 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 2-нитробензоилхлорида 

(25с, 9.3 г, 49.5 ммоль, раствор в 50 мл бензола). Выход 10.96 г 

(94%). Белый порошок. Т.пл. 117–118 °C (CH2Cl2/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 60.03; H, 4.67; N, 10.80. C13H12N2O4 (260.25). Вычислено, %: C, 

60.00; H, 4.65; N, 10.76. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.21 (с, 3H, Me), 4.47 

(д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.87 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.14 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.45 (уш. т, 3J = 

5.4, 1H, NH), 7.43–7.46 (м, 1H, HAr), 7.48–7.54 (м, 1H, HAr), 7.57–7.63 (м, 1H, HAr), 7.95–7.98 

(м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.4, 37.2, 106.3, 108.7, 124.4, 128.7, 

130.4, 132.5, 133.6, 146.3, 148.4, 152.0, 166.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 242 

(44) [M+–18], 169 (50), 155 (45), 150 (16), 141 (24), 134 (64), 110 (66), 104 (47), 95 (69), 76 

(80), 65 (38), 51 (100), 43 (98). ИК (KBr): νmax  3281, 1640, 1543, 1523, 1353, 1297, 786, 

750 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-2-нитро-5-хлоробензамид (102b) получают из фурфурил-

амина 89b (5 г, 45 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 2-нитро-5-хлоробензоилхлорида 
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(25n, 10.9 г, 49.5 ммоль, раствор в 50 мл бензола). Выход 12.05 г 

(91%). Белый порошок. Т.пл. 158–159 °C (EtOH). Найдено, %: C, 

60.03; H, 4.67; N, 10.80. C13H12N2O4 (260.25). Вычислено, %: C, 

60.00; H, 4.65; N, 10.76. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 2.27 (с, 3H, Me), 4.56 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.91 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.13 (уш. т, 
3J = 5.4, 1H, NH), 6.20 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.48 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.52 (дд, 3J = 8.7, 4J = 

2.1, 1H, HAr), 8.03 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 37.4, 

106.4, 109.1, 126.1, 129.0, 130.5, 134.1, 140.4, 144.4, 148.0, 152.3, 164.7. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 278/276 (7/22) [M+–18], 170/168 (17/51), 140/138 (11/33), 110 (98), 109 

(100), 95 (63), 75 (59), 63 (22), 53 (41), 43 (74). ИК (KBr): νmax  3262, 1639, 1570, 1524, 1345, 

842, 790, 719 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-4,5-диметокси-2-нитробензамид (102с) получают из фур-

фуриламина 89b (5 г, 45 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 4,5-ди-

метокси-2-нитробензоилхлорида (25o, 12.16 г, 49.5 ммоль, раствор 

в 50 мл бензола). Элюент: бензол/петролейный эфир (1:1). Выход 

12.1 г (84%). Белый порошок. Спектральные и физико-химические 

свойства согласуются с литературными [403]. 

3-Метил-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-2-нитробензамид (102d) получают из фурфурил-

амина 89b (5 г, 45 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 3-метил-2-

нитробензоилхлорида (25p, 9.88 г, 49.5 ммоль, раствор в 50 мл 

бензола). Элюент: бензол/петролейный эфир (1:1). Выход 8.96 г 

(73%). Белый порошок. Т.пл. 78–79 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 61.35; 

H, 5.13; N, 10.35. C14H14N2O4 (274.27). Вычислено, %: C, 61.31; H, 5.14; N, 10.21. Спектр 

ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.24 (с, 3H, Me), 2.33 (с, 3H, Me), 4.45 (д, 3J = 5.4, 2H, 

CH2), 5.87 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.12 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.47 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 

7.35–7.39 (м, 3H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 17.6, 37.2, 106.4, 108.7, 

125.6, 129.6, 130.4, 131.2, 133.7, 148.5, 149.3, 152.1, 165.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 256 (35) [M+–18], 183 (31), 169 (52), 148 (42), 141 (25), 135 (11), 118 (39), 104 (13), 

95 (63), 89 (52), 77 (32), 65 (63), 51 (46), 43 (100). ИК (KBr): νmax  3264, 1644, 1540, 1524, 

1448, 1360, 1296, 1216, 1064, 1020, 856, 792 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-3,6-диметокси-2-нитробензамид (102e) получают из фур-

фуриламина 89b (2 г, 18 ммоль, раствор в 30 мл бензола) и 3,6-

диметокси-2-нитробензоилхлорида (25q, 4.87 г, 19.8 ммоль, 

раствор в 30 мл бензола). Элюент: бензол/петролейный эфир 
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(1:1). Выход 3.9 г (68%). Беcцветные пластинки. Т.пл. 104–105 °C (EtOAc/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 56.40; H, 4.96; N, 8.75. C15H16N2O6 (320.30). Вычислено, %: C, 56.25; 

H, 5.04; N, 8.75. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.26 (с, 3H, Me), 3.84 (с, 3H, 

MeО), 3.87 (с, 3H, MeО), 4.52 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.89 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.14 (д, 3J = 

3.0, 1H, HFur), 7.02 (д, 3J = 9.3, 1H, HAr), 7.08 (д, 3J = 9.3, 1H, HAr), 7.18 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, 

NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 37.0, 57.0, 57.1, 106.3, 108.2, 114.3, 115.8, 

117.5, 141.5, 145.3, 148.8, 150.1, 151.8, 161.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 302 

(60) [M+–18], 229 (23), 215 (40), 200 (20), 194 (78), 166 (33), 163 (34), 151 (18), 136 (55), 125 

(32), 122 (36), 111 (24), 110 (91), 95 (100), 81 (29), 65 (20), 59 (31), 45 (34), 43 (17). ИК 

(KBr): νmax  3344, 1643, 1541, 1485, 1363, 1268, 1076, 940, 825, 802 см-1. 

2-Нитро-N-[(5-этил-2-фурил)метил]бензамид (102f) получают из фурфуриламина 89с (5 

г, 40 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 2-нитробензоилхлорида 

(25с, 8.2 г, 44 ммоль, раствор в 50 мл бензола). Выход 8.94 г (82%). 

Белый порошок. Т.пл. 78–79 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Найде-

но, %: C, 61.46; H, 5.23; N, 10.30. C14H14N2O4 (274.27). Вычислено, %: C, 61.31; H, 5.14; N, 

10.21. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.18 (т, 3J = 7.5, 3H, Me), 2.57 (кв, 
3J = 7.5, 2H, CH2), 4.47 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.87 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.15 (д, 3J = 3.0, 1H, 

HFur), 6.51 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 7.42–7.44 (м, 1H, HAr), 7.47–7.53 (м, 1H, HAr), 7.56–7.62 

(м, 1H, HAr), 7.93–7.96 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 12.0, 21.2, 37.2, 

104.7, 108.4, 124.3, 128.7, 130.3, 132.5, 133.5, 146.2, 148.3, 157.7, 166.1. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 256 (30) [M+–18], 183 (11), 169 (28), 155 (41), 150 (23), 141 (13), 134 

(64), 124 (65), 104 (52), 94 (23), 91 (16), 76 (80), 65 (43), 51 (100), 43 (60). ИК (KBr): νmax  

3276, 1636, 1524, 1352, 1292, 1256, 1188, 1020, 856, 808, 788, 748 см-1. 

N-[(5-трет-Бутил-2-фурил)метил]-2-нитробензамид (102g) получают из фурфурилами-

на 89d (5 г, 32.6 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 2-нитробензо-

илхлорида (25с, 6.66 г, 35.9 ммоль, раствор в 50 мл бензола). 

Элюент: бензол/петролейный эфир (1:2). Выход 8.5 г (86%). Бе-

лый порошок. Т.пл. 114–115 °C (ацетон/петролейный эфир). Найдено, %: C, 63.58; H, 6.03; 

N, 9.31. C16H18N2O4 (302.33). Вычислено, %: C, 63.57; H, 6.00; N, 9.27. Спектр ЯМР 1Н 

(300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.25 (с, 9H, t-Bu), 4.58 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.88 (д, 3J = 3.0, 

1H, HFur), 6.14 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 6.18 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.48–7.51 (м, 1H, HAr), 

7.52–7.58 (м, 1H, HAr), 7.62–7.67 (м, 1H, HAr), 8.02–8.05 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 

МГц, СDCl3, δ): 29.0 (3C), 32.6, 37.4, 102.7, 108.3, 124.5, 128.7, 130.5, 132.7, 133.7, 146.5, 

148.1, 164.4, 166.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 302 (2) [M+], 284 (5), 197 (10), 



297 
 

152 (34), 150 (34), 136 (99), 121 (78), 104 (55), 91 (33), 76 (85), 65 (43), 51 (100), 43 (99). ИК 

(KBr): νmax  3259, 1650, 1525, 1346, 1307, 1205, 1129, 1039, 1013, 860, 793, 749 см-1. 

N-(2-фурилметил)-2-нитробензамид (102h) получают из фурфуриламина 89а (5 г, 

51.5 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 2-нитробензоилхлорида (25с, 

10.51 г, 66.65 ммоль, раствор в 50 мл бензола). Выход 11.63 г (92%). 

Белый порошок. Т.пл. 108–110 °C (EtOH). Найдено, %: C, 58.46; H, 

4.12; N, 11.46. C12H10N2O4 (246.22). Вычислено, %: C, 58.54; H, 4.09; N, 11.38. Спектр 

ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 4.56 (д, 3J = 5.7, 2H, CH2), 6.29 (дд, 3J = 3.3, 

4J = 0.9, 1H, HFur), 6.32 (дд, 3J = 3.3, 3J = 1.8, 1H, HFur), 6.42 (уш. с, 3J = 5.7, 1H, NH), 

7.34 (дд, 3J = 1.8, 4J = 0.9, 1H, HFur), 7.44–7.47 (м, 1H, HAr), 7.50–7.56 (м, 1H, HAr), 7.59–

7.65 (м, 1H, HAr), 7.98–8.01 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 37.1, 

107.9, 110.5, 124.5, 128.7, 130.5, 132.4, 133.7, 142.3, 146.1, 150.3, 166.2. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 228 (8) [M+–18], 155 (13), 134 (27), 128 (76), 121 (15), 104 (35), 

96 (56), 81 (49), 76 (72), 69 (12), 65 (30), 53 (88), 50 (100), 41 (42). ИК (KBr): νmax  3272, 

1648, 1560, 1528, 1444, 1352, 1308, 1260, 1152, 1076, 1016, 792, 748 см-1. 

2-Нитро-N-{[5-(4-хлорфенил)-2-фурил]метил}бензамид (102i) получают из 5-(4-

хлорфенил)фурфуриламина (89o) (5 г, 24.8 ммоль, раствор в 

50 мл бензола) и 2-нитробензоилхлорида (25с, 4.92 г, 26.5 

ммоль, раствор в 50 мл бензола). Выход 7.02 г (82%). Иглы 

бежевого цвета. Т.пл. 156–157 °C (EtOH). Найдено, %: C, 60.61; H, 3.63; N, 7.90. 

C18H13ClN2O4 (356.76). Вычислено, %: C, 60.60; H, 3.67; N, 7.85. Спектр ЯМР 1Н (300 

MГц, СDCl3, δ, КССВ): 4.62 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 6.38 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.43 (уш. т, 
3J = 5.4 Hz, 1H, NH), 6.54 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.30 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.45–7.49 (м, 

1H, HAr), 7.51–7.57 (м, 1H, HAr), 7.54 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.58–7.63 (м, 1H, HAr), 7.98–

8.01 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 37.2, 106.3, 110.2, 124.5, 124.9 

(2C), 128.7, 128.8 (2C), 129.0, 130.5, 132.4, 133.0, 133.7, 146.5,  150.2, 152.7, 166.3. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 358/356 (5/16) [M+], 340/338 (33/100), 265 (10), 231 

(26), 207/205 (27/81), 191 (22), 149 (42), 134 (18), 128 (31), 115 (20), 104 (27), 75 (47), 63 

(17), 51 (53). ИК (KBr): νmax  3264, 1644, 1556, 1524, 1480, 1352, 1316, 1092, 832, 792, 

788, 724 см-1. 

N-[1-(5-Метил-2-фурил)этил]-2-нитробензамид (102j) получают из фурфуриламина 89e 

(5 г, 40 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 2-нитробензоилхлорида 

(25с, 8.16 г, 44 ммоль, раствор в 50 мл бензола). Элюент: бензол. 

Выход 6.9 г (63%). Бесцветные иглы. Т.пл. 123–124 °C (CH2Cl2/пет-
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ролейный эфир). Найдено, %: C, 61.71; H, 5.22; N, 10.00. C14H14N2O4 (274.27). Вычислено, 

%: C, 61.31; H, 5.14; N, 10.21. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.60 (д, 
3J = 6.9, 3H, Me), 2.26 (с, 3H, Me), 5.34 (д кв, 3J = 8.4, 3J = 6.9, 1H, CH), 5.89 (д, 3J = 3.0, 1H, 

HFur), 6.00 (д, 3J = 8.4, 1H, NH), 6.14 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.51–7.60 (м, 2H, HAr), 7.63–7.68 

(м, 1H, HAr), 8.05–8.08 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 19.0, 43.7, 

106.0, 106.7, 124.4, 128.7, 130.3, 132.7, 133.6, 146.2, 151.7, 152.6, 165.5. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 274 (2) [M+], 256 (24), 212 (14), 159 (47), 150 (51), 134 (57), 124 (100), 

108 (76), 104 (46), 90 (17), 76 (50), 65 (22), 51 (72), 43 (89). ИК (KBr): νmax  3224, 1635, 1525, 

1448, 1347, 1106, 1022, 904, 856, 800 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)(фенил)метил]-2-нитробензамид (102k) получают из фурфурил-

амина 89f (5 г, 26.7 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 2-нитробен-

зоилхлорида (25с, 5.45 г, 29.4 ммоль, раствор в 50 мл бензола). Вы-

ход 8.05 г (90%). Белый порошок. Т.пл. 152–153 °C (бензол/петро-

лейный эфир). Найдено, %: C, 68.08; H, 4.91; N, 8.15. C19H16N2O4 (336.34). Вычислено, %: 

C, 67.85; H, 4.79; N, 8.33. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.20 (с, 3H, Me), 

5.91 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.09 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.36 (д, 3J = 8.1, 1H, CH), 7.25–7.35 (м, 

3H, HAr), 7.38–7.42 (м, 2H, HAr), 7.58–7.64 (м, 2H, HAr), 7.68–7.73 (м, 1H, HAr), 7.97–8.00 (м, 

1H, HAr), 8.54 (д, 3J = 8.1, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.6, 52.1, 106.8, 

109.0, 124.6, 128.0 (2C), 128.1 (2C), 129.0, 129.8, 131.0, 133.5, 134.0, 140.4, 147.6, 152.3, 

152.5, 165.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 318 (17) [M+–18], 221 (100), 186 (78), 

170 (74), 150 (18), 134 (29), 104 (49), 90 (27), 77 (38), 65 (18), 51 (50), 43 (56). ИК (KBr): 

νmax  3308, 1644, 1540, 1448, 1360, 1220, 1204, 1024, 952, 856, 784, 736 см-1. 

Получение соединений 102l-n алкилированием N-(фурфурил)-2-нитробензамида 102а. 

К раствору соединения 102а (3г, 11.5 ммоль) в ТГФ (60 мл) при 15 °C порциями добавля-

ют NaH (0.7 г, 60% дисперсия в минеральном масле). Реакционную смесь перемешивают в 

течение 10 минут, после чего к ней прибавляют алкилгалогенид (23 ммоль). Смесь пере-

мешивают в течение 1 дня (контроль методом ТСХ), аккуратно выливают в воду (150 мл) 

и оставляют на ночь для удаления ТГФ. Продукт экстрагируют этилацетатом (530 мл, 

контроль методом ТСХ). Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4; 

растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хрома-

тографией на силикагеле и перекристаллизовывают. 

N-Метил-N-[1-(5-метил-2-фурил)метил]-2-нитробензамид (102l) получают из 102а и 

метилиодида (3.26 г, 23 ммоль). Элюент: бензол/петролейный эфир, 1:1. Выход 2.72 г 

(86%). Белый порошок. Т.пл. 73–74 °C (петролейный эфир). Найдено, %: C, 61.68; H, 5.26; 
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N, 10.26. C14H14N2O4 (274.27). Вычислено, %: C, 61.31; H, 5.14; N, 

10.21. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ, два ротамера): 

2.24/2.29 (с, 3H, Me), 2.77/3.11 (с, 3H, NMe), 4.17/4.72 (уш. с/c, 2H, 

CH2), 5.86/5.94 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.01/6.27 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.39–7.42/7.51–7.54 (м, 

1H, HAr), 7.52–7.58/7.54–7.60 (м, 1H, HAr), 7.67–7.73/7.68–7.74 (м, 1H, HAr), 8.17–8.20/8.20–

8.23 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ, два ротамера): 13.5/13.6, 32.3/35.6, 

43.2/47.7, 106.2/106.4, 109.7/109.9, 124.6/124.7, 128.2/128.7, 129.7/129.8, 132.9/133, 134.3/ 

134.5, 144.9/145.3, 147.0/147.9, 152.2/152.7, 167.7/167.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 274 (15) [M+], 257 (22), 150 (10), 134 (15), 123 (82), 104 (14), 95 (100), 76 (26), 65 (13), 

51 (39), 43 (46). ИК (KBr): νmax  1648, 1564, 1520, 1488, 1424, 1400, 1348, 1284, 1224, 1028, 

800 см-1. 

N-[(5-Метил-2-фурил)метил]-N-этил-2-нитробензамид (102m) получают из 102а и 

этилбромида (2.51 г, 23 ммоль). Элюент: бензол/петролейный 

эфир, 1:1. Выход 2.76 г (83%). Белый порошок. Т.пл. 62–63 °C 

(петролейный эфир). Согласно данным ЯМР существует как два 

ротамера с отношением 3:2. Найдено, %: C, 62.59; H, 5.48; N, 9.84. C15H16N2O4 (288.30). 

Вычислено, %: C, 62.49; H, 5.59; N, 9.72. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, 45 C, δ, 

КССВ). Основной ротамер: 1.19 (т, 3J = 7.2, 3H, Me), 2.19 (с, 3H, Me), 3.55 (уш. с, 2H, 

CH2), 4.13 (с, 2H, CH2), 5.81 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 5.94 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.44–7.53 

(м, 2H, HAr), 7.61–7.67 (м, 1H, HAr), 8.10–8.13 (м, 1H, HAr). Минорный ротамер: 0.98 (т, 
3J = 7.2, 3H, Me), 2.24 (с, 3H, Me), 3.10 (кв, 3J = 7.2, 2H, CH2), 4.69 (с, 2H, CH2), 5.89 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 6.23 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.33–7.36 (м, 1H, HAr), 7.44–7.53 (м, 1H, 

HAr), 7.61–7.67 (м, 1H, HAr), 8.09–8.12 (м, 1H, HAr) Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, 

45 C, δ). Основной ротамер: 11.3, 13.2, 39.4, 45.0, 106.0, 109.4, 124.4, 128.0, 128.5, 

129.5, 133.0, 133.9, 145.2, 147.3, 152.3, 167.0. Минорный ротамер: 12.9, 13.3, 40.0, 42.7, 

106.3, 109.5, 124.5, 128.0, 128.5, 129.5, 133.1, 134.0, 145.1, 148.2, 151.6, 167.2. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 288 (17) [M+], 272 (14), 271 (49), 178 (13), 150 (65), 138 

(100), 137 (99), 122 (76), 110 (21), 104 (51), 95 (62), 81 (16), 76 (69), 65 (50), 56 (50), 51 

(62). ИК (KBr): νmax  1636, 1559, 1520, 1426, 1346, 1273, 1223, 1148, 1068, 1027, 972, 

820, 793, 767 см-1. 

N-Бензил-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-2-нитробензамид (102n) получают из 102а и 

бензилхлорида (2.91 г, 23 ммоль). Элюент: бензол/петролейный 

эфир, 1:1. Выход 2.5 г (62%). Бесцветные иглы. Т.пл. 88–89 °C 

(петролейный эфир/Et2O). Согласно данным ЯМР существует как 
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два ротамера с отношением 2:1. Найдено, %: C, 68.78; H, 5.14; N, 7.95. C20H18N2O4 

(350.37). Вычислено, %: C, 68.56; H, 5.18; N, 8.00. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ). Основной ротамер: 2.25 (с, 3H, Me), 4.07 (с, 2H, CH2), 4.67 (с, 2H, CH2), 5.86 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 5.93 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.12–7.15 (м, 1H, HAr), 7.25–7.46 (м, 5H, HAr), 

7.57–7.62 (м, 1H, HAr), 7.70–7.76 (м, 1H, HAr), 8.20–8.23 (м, 1H, HAr). Минорный ротамер: 

2.29 (с, 3H, Me), 4.30 (с, 2H, CH2), 5.18 (с, 2H, CH2), 5.93 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.22 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 7.25–7.45 (м, 4H, HAr), 7.49–7.66 (м, 3H, HAr), 7.60–7.66 (м, 1H, HAr), 

8.16–8.19 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ). Основной ротамер: 13.4, 44.1, 

46.8, 106.1, 110.2, 124.6, 127.3, 127.5, 128.6 (2C), 128.8 (2C), 129.8 (2C), 134.2, 136.1, 145.2, 

146.6, 152.6, 167.8. Минорный ротамер: 13.6, 40.1, 51.5, 106.3, 110.1, 124.7, 127.7, 128.1, 

128.7 (2C), 128.8 (2C), 132.7 (2C), 134.3, 135.5, 145.0, 147.6, 152.0, 167.9. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 350 (1) [M+], 200 (63), 150 (77), 121 (20), 104 (20), 95 (100), 91 (97), 76 

(27), 65 (36), 57 (16), 51 (55), 43 (51). ИК (KBr): νmax  1639, 1529, 1445, 1353, 1258, 1219, 

1022, 991, 771, 733 см-1. 

N-(5-метилфурфурил)-N-(4-хлорофенил)-2-нитробензамид (102о). Раствор 2-нит-

робензоилхлорида (25с, 2.05 г, 11 ммоль) в бензоле (30 мл) добав-

ляют по каплям при интенсивном перемешивании к раствору N-

фурфуриланилина 109 (2.22 г, 10 ммоль) в бензоле (50 мл). Реак-

ционную смесь перемешивают при комнатной температуре в тече-

ние 1 ч, добавляют насыщенный раствор NaHCO3 (100 мл) и перемешивают ещё 30 минут. 

Органическую фазу отделяют. Водную фазу экстрагируют бензолом (3×30 mL). 

Объединённые органические фракции промывают водой и сушат безводным Na2SO4. 

Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток растворяют в смеси бензола 

с петролейным эфиром (1:1) и фильтруют через тонкий слой силикагеля. Растворитель 

упаривают при пониженном давлении. Полученный продукт 102о (3.2 г, 86%) используют 

для дальнейших превращений без дополнительной очистки. 

2-Амино-N-(2,5-диоксогексил)-5-хлоробензамид (103с) получают из N-(фурфурил)ант-

раниламида 100с (1 г, 3.77 ммоль) согласно методу превращения 

соединений 100 в пирролобензодиазепины 99, но при времени пере-

мешивания 1 час. Продукт выделяют колоночной хроматографией на 

Al2O3 (элюент: EtOAc/петролейный эфир, 1:2). Выход 0.16 г (15%). 

Белый порошок. Т.пл. 94–95 °C (EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: C, 55.25; H, 5.16; 

N, 10.02. C15H15ClN2O3 (282.72). Вычислено, %: C, 55.23; H, 5.35; N, 9.91. Спектр ЯМР 1Н 

(300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.17 (с, 3H, Me), 2.67–2.72 (м, 2H, CH2), 2.79–2.83 (м, 2H, 
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CH2), 4.31 (д, 3J = 4.8, 2H, CH2), 5.49 (уш. с, 2H, NH2), 6.59 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 6.89 (уш. т, 
3J = 4.8, 1H, NH), 7.12 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.4, 1H, HAr), 7.36 (д, 4J = 2.4, 1H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.7, 33.5, 37.0, 49.3, 116.0, 118.5, 120.9, 127.1, 132.4, 147.2, 

168.0, 204.4, 206.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 284/282 (13/40) [M+], 266/264 

(5/16), 239 (11), 184 (39), 156 (45), 154 (100), 138 (23), 128/126 (20/58), 120 (25), 99 (86), 95 

(20), 89 (32), 71 (13), 45 (23), 43 (13). ИК (KBr): νmax  3457, 3344, 1719, 1632, 1538, 1407, 

1366, 1258, 1165, 1092, 1004, 833 см-1.  

2-Амино-3-метил-N-(2,5-диоксогексил)бензамид (103е) получают из N-(фурфурил)ан-

траниламида 100е (1 г, 4.09 ммоль) по методике, описанной для 

превращения соединений 100 в пирролобензодиазепины 99. Про-

дукт выделяют колоночной хроматографией на силикагеле (элю-

ент: EtOAc/бензол/петролейный эфир, 9:2:6). Выход 0.21 г (20%). 

Белые хлопья. Т.пл. 102–103 °C (EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: C, 64.21; H, 7.01; 

N, 10.76. C14H18N2O3 (262.30). Вычислено, %: C, 64.11; H, 6.92; N, 10.68. Спектр ЯМР 1Н 

(300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.12 (с, 3H, Me), 2.16 (с, 3H, Me), 2.67–2.71 (м, 2H, CH2), 2.76–

2.80 (м, 2H, CH2), 4.31 (д, 3J = 4.8, 2H, CH2), 5.57 (уш. с, 2H, NH2), 6.54–6.59 (м, 1H, HAr), 

6.89 (уш. т, 3J = 4.8, 1H, NH), 7.09–7.12 (м, 1H, HAr), 7.28–7.31 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, СDCl3, δ): 17.4, 29.7, 33.4, 36.9, 49.3, 114.5, 115.9, 123.6, 125.3, 133.3, 147.1, 

169.5, 204.6, 206.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 262 (8) [M+], 134 (100), 106 (32), 

99 (14), 77 (50), 51 (17), 43 (97). ИК (KBr): νmax  3420, 3336, 1708, 1616, 1532, 1404, 1368, 

1260, 1188, 1088, 1000, 744 см-1. 

2-Амино-3,6-диметокси-N-(2,5-диоксогексил)бензамид (103f) получают из N-(фурфу-

рил)антраниламида 100f (1 г, 3.44 ммоль) по модифицированной 

методике, описанной для превращения соединений 100 в пирро-

лобензодиазепины 99. Время реакции 2 ч. Реакционную смесь 

выливают в воду (100 мл), нейтрализуют добавлением NaHCO3 

до рН ~7. Продукт экстрагируют этилацетатом (430 мл). Объединённые органические 

фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают при пониженном давлении. 

Продукт выделяют колоночной хроматографией на Al2O3 (элюент: EtOAc/петролейный 

эфир, 1:1). Выход 0.34 г (32%). Белый порошок. Т.пл. 104–105 °C (EtOAc/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 58.63; H, 6.43; N, 9.20. C15H20N2O5 (308.33). Вычислено, %: C, 58.43; 

H, 6.54; N, 9.09. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.18 (с, 3H, Me), 2.70–2.75 

(м, 2H, CH2), 2.78–2.82 (м, 2H, CH2), 3.79 (с, 3H, MeО), 3.87 (с, 3H, MeО), 4.34 (д, 3J = 4.8, 

2H, CH2), 6.08 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 6.68 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 8.74 (уш. т, 3J = 4.8, 1H, NH). 
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Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.7, 33.4, 36.8, 49.5, 55.9, 56.0, 96.0, 103.1, 111.3, 

142.0, 142.7, 153.0, 168.3, 204.7, 206.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 308 (17) 

[M+], 181 (20), 180 (100), 165 (25), 150 (43), 122 (16), 45 (22), 43 (16). ИК (KBr): νmax  3504, 

3347, 3314, 1710, 1628, 1534, 1458, 1407, 1357, 1268, 1226, 1157, 1094, 966, 769 см-1. 

2-Амино-N-(6,6-диметил-2,5-диоксогептил)бензамид (103h) получают из N-(фурфурил)-

антраниламида 100h (1 г, 3.67 ммоль) по методике, описанной для 

превращения соединений 100 в пирролобензодиазепины 99. Время 

реакции 4 ч. Продукт выделяют колоночной хроматографией на 

Al2O3 (элюент: EtOAc/петролейный эфир, 1:1).Выход 0.6 г (57%). 

Белый порошок. Т.пл. 128–129 °C. Найдено, %: C, 66.37; H, 7.89; N, 9.57. C16H22N2O3 

(290.36). Вычислено, %: C, 66.19; H, 7.64; N, 9.65. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 1.15 (с, 9H, t-Bu), 2.66–2.70 (м, 2H, CH2), 2.85–2.89 (м, 2H, CH2), 4.35 (д, 3J = 4.5, 

2H, CH2), 5.51 (уш. с, 2H, NH2), 6.60–6.66 (м, 2H, HAr), 6.86 (уш. т, 3J = 4.5, 1H, NH), 7.15–

7.21 (м, 1H, HAr), 7.38–7.41 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 26.5 (3C), 

30.8, 33.6, 43.8, 49.4, 115.1, 116.6, 117.2, 127.5, 132.5, 148.8, 169.0, 204.8 (2C). Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 290 (11) [M+], 120 (100), 92 (18), 65 (15), 57 (14). ИК (KBr): νmax  

3444, 3375, 3346, 1732, 1694, 1616, 1528, 1400, 1304, 1267, 1157, 1061, 995, 759 см-1. 

N-[(5-метил-2-фурил)метил]-4-хлоранилин (109). Раствор 4-хлоранилина (107, 11.5 г, 

90 ммоль), 5-метилфурфурола (7е, 9.91 г, 90 ммоль) и TsOH (0.4 

г) в бензоле (90 мл) кипятят с насадкой Дина-Старка в течение 2 

часов. Растворитель упаривают при пониженном давлении. 

Образовавшийся имин 108 растворяют в этаноле (100 мл). К раствору порциями в 

течение 5 минут добавляют NaBH4 (2 г). Реакционную смесь перемешивают при ком-

натной температуре в течение 30 минут (контроль методом ТСХ), выливают в холод-

ную воду (100 мл) и нейтрализуют до рН ~7 добавлением водной уксусной кислоты 

(1:1). Продукт экстрагируют этилацетатом (350 мл). Объединённые органические 

фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель отгоняют при пониженном давлении. 

Остаток перегоняют в вакууме. Продукт 109 получают в виде светло-жёлтого масла (11 

г, 55%). Т.кип. 205–210 С/10 мм рт. ст. Его используют в дальнейших превращениях 

без дополнительной очистки. 

Алкилирование пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-она 99а. Синтез соединений 110. 

К раствору соединения 99а (2 г, 9.42 ммоль) в ТГФ (40 мл) при 15 С порциями добавляют 

NaH (0.56 г, 60% дисперсия в минеральном масле). Реакционную смесь перемешивают в 

течение 10 минут, после чего к ней добавляют алкилгалогенид (18.84 ммоль). Смесь пере-
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мешивают до полной конверсии субстрата (контроль методом ТСХ, 6–48 часов), аккурат-

но выливают в воду (100 мл) и оставляют на ночь для удаления ТГФ. Образовавшийся 

осадок отфильтровывают, сушат на воздухе и очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле, после чего при необходимости перекристаллизовывают. 

1,5-Диметил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (110а). Получают 

алкилированием 99а метилиодидом (2.67 г) в течение 6 часов. Элюент: 

EtOAc/петролейный эфир, 1:1. Выход 2.02 г (95%). При получении восста-

новительной циклизацией нитродикетона 117f выход 63%. Бесцветные 

пластинки. Т.пл. 156–157 °C (EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

74.32; H, 6.41; N, 12.33. C14H14N2O (226.27). Вычислено, %: C, 74.31, H, 6.24; N, 12.38. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.31 (с, 3H, Me), 3.13 (с, 3H, NMe), 3.92 (д, 2J 

= 15.6, 1H, CH2), 4.32 (д, 2J = 15.6, 1H, CH2), 6.01 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.07 (д, 3J = 3.3, 1H, 

HPyr), 7.24–7.27 (м, 1H, HAr), 7.34–7.39 (м, 1H, HAr), 7.48–7.54 (м, 1H, HAr), 7.90–7.94 (м, 1H, 

HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.9, 34.6, 46.0, 105.1, 109.2, 124.2, 126.1, 129.3, 

130.6, 130.8, 131.2, 135.1(2C), 167.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 226 (96) [M+], 

211 (100), 197 (10), 184 (25), 168 (36), 154 (52), 99 (13), 84 (15), 77 (21), 51 (26), 42 (43). ИК 

(KBr): νmax  1628, 1520, 1488, 1456, 1408, 1392, 1336, 1232, 1148, 784, 760, 712 см-1. 

1-Метил-5-этил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (110b). Получа-

ют реакцией 99а с этилбромидом (2.05 г). Время реакции 6 часов. Элюент: 

CH2Cl2. Выход 2.1 г (93%). Бесцветные иглы. Т.пл. 156–157 °C 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 74.89; H, 6.71; N, 11.49. 

C15H16N2O (240.30). Вычислено, %: C, 74.97, H, 6.71; N, 11.66. Спектр ЯМР 
1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (т, 3J = 7.2, 3H, Me), 2.31 (с, 3H, Me), 3.46 (д.кв, 2J = 

14.4, 3J = 7.2, 1H, CH2), 3.74 (д.кв, 2J = 14.4, 3J = 7.2, 1H, CH2), 4.02 (д, 2J = 15.6, 1H, CH2), 

4.22 (д, 2J = 15.6, 1H, CH2), 5.99 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.03 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 7.22–7.25 

(м, 1H, HAr), 7.33–7.38 (м, 1H, HAr), 7.47–7.53 (м, 1H, HAr), 7.92–7.95 (м, 1H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.1, 14.0, 42.3, 43.8, 104.9, 109.3, 124.3, 126.1, 129.1, 130.8, 

131.0, 131.5, 131.6, 135.2, 167.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 240 (100) [M+], 225 

(61), 197 (51), 184 (28), 168 (43), 154 (89), 99 (24), 84 (19), 77 (31), 63 (15), 51 (34), 42 (69). 

ИК (KBr): νmax  1618, 1470, 1300, 1211, 1144, 771, 713 см-1. 

5-Бензил-1-метил-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он (110с). Полу-

чают реакцией 99а с бензилхлоридом (2.38 г). Время реакции 48 часов. Элюент: CH2Cl2. 

Выход 2.41 г (85%). Бесцветные призмы. Т.пл. 132–133 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 79.68; H, 5.96; N, 9.33. C20H18N2O (302.37). Вычислено, %: C, 79.44, H, 6.00; 
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N, 9.26. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.33 (с, 3H, Me), 3.95 

(д, 2J = 15.6, 1H, CH2), 4.15 (д, 2J = 15.6, 1H, CH2), 4.23 (д, 2J = 15.0, 1H, CH2), 

5.28 (д, 2J = 15.0, 1H, CH2), 5.92 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.00 (д, 3J = 3.3, 1H, 

HPyr), 7.25–7.36 (м, 6H, HAr), 7.37–7.43 (м, 1H, HAr), 7.51–7.57 (м, 1H, HAr), 

8.02-8.05 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.9, 43.2, 50.1, 105.3, 109.3, 

124.4, 126.1, 127.5, 128.1(2C), 128.6(2C), 129.3, 130.7, 131.0, 131.6, 135.3, 136.6(2C), 168.0. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 302 (22) [M+], 197 (80), 182 (17), 168 (31), 154 (100), 

91 (71), 77 (32), 65 (28), 51 (32). ИК (KBr): νmax  1630, 1471, 1403, 1237, 1143, 1025, 936, 

762 см-1. 

Этил 2-(1-метил-6-оксо-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-5-ил)ацетат 

(110d). Получают реакцией 99а с этиловым эфиром 2-иодоуксусной 

кислоты (4.03 г). Время реакции 24 часа. Элюент: бензол/петролейный 

эфир, 1:2. Выход 1.9 г (67%). Светло-жёлтое масло. Найдено, %: C, 

68.20; H, 6.26; N, 9.12. C17H18N2O3 (298.34). Вычислено, %: C, 68.44, H, 

6.08; N, 9.39. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.26 (т, 3J = 7.2, 3H, Me), 2.31 

(с, 3H, Me), 3.81 (д, 2J = 17.7, 1H, CH2), 4.01 (д, 2J = 15.9, 1H, CH2), 4.11–4.27 (м, 2H, CH2), 

4.44 (д, 2J = 15.9, 1H, CH2), 4.81 (д, 2J = 17.7, 1H, CH2), 6.01 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.04 (д, 3J 

= 3.3, 1H, HPyr), 7.24–7.27 (м, 1H, HAr), 7.35–7.40 (м, 1H, HAr), 7.51–7.56 (м, 1H, HAr), 7.95–

7.98 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.9, 14.0, 45.1, 48.5, 61.3, 105.3, 

109.4, 124.4, 126.1, 129.5, 129.8, 130.5, 131.3, 131.7, 135.3, 168.1, 169.0. Масс-спектр (ЭУ, 

70 эВ, m/z, Iотн., %): 298 (36) [M+], 211 (37), 196 (13), 184 (29), 167 (24), 154 (25), 77 (15), 51 

(18), 42 (100). ИК (KBr): νmax  1754, 1657, 1149, 1112, 1026, 933, 860, 770 см-1. 

1-Метил-5-(4-хлорофенил)-4,5-дигидро-6Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин-6-он 

(110е). Получают восстановительной циклизацией нитродикетона 117g. 

Элюент: бензол/петролейный эфир, 1:2. Выход 0.64 г (77%). Белый по-

рошок. Т.пл. 129–130 °C (петролейный эфир/ацетон). Найдено, %: C, 

70.93; H, 4.73; N, 8.51. C19H15ClN2O (322.79). Вычислено, %: C, 70.70, H, 

4.68; N, 8.68. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.36 (с, 3H, 

Me), 4.37 (д, 2J = 15.6, 1H, CH2), 4.67 (д, 2J = 15.6, 1H, CH2), 6.07 (с, 2H, HPyr), 7.26 (д, 3J = 

8.7, 2H, HAr), 7.29–7.32 (м, 1H, HAr), 7.36 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.39–7.44 (м, 1H, HAr), 7.55–

7.60 (м, 1H, HAr), 7.98–8.01 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 14.0, 47.8, 

105.6, 109.7, 124.5, 126.3, 127.5 (2C), 129.3 (2C), 129.6, 130.7, 130.8, 131.4, 131.8, 132.6, 

135.3, 141.3, 167.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 324/322 (36/100) [M+], 309/307 

(34/98), 196 (44), 183 (65), 168 (75), 154 (85), 141 (15), 127 (16), 110 (23), 77 (22), 59 (20), 51 
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(33), 43 (44). ИК (KBr): νmax  1644, 1492, 1460, 1408, 1384, 1336, 1196, 1160, 1092, 1012, 

816, 764, 712 см-1. 

Синтез 2-нитро-N-(2,5-диоксоалкил)бензамидов 117 гидролизом N-фурфурил-2-

нитробензамидов 102. 

Смесь N-фурфурил-2-нитробензамида 102 (1 г), ледяной уксусной кислоты (20 мл) и 

конц. HCl (3 мл) перемешивают при комнатной температуре до полной конверсии ис-

ходного соединения (контроль методом ТСХ, 24 часа). Реакционную смесь выливают в 

воду (100 мл) и нейтрализуют до рН ~7 добавлением NaHCO3. Выпавший осадок от-

фильтровывают, промывают водой и сушат на воздухе. Если продукт не выпадает, его 

экстрагируют этилацетатом (430 мл), объединённые органические фракции сушат 

безводным Na2SO4, растворитель упаривают при пониженном давлении. В обоих слу-

чаях остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле. Растворитель час-

тично упаривают, после чего смесь оставляют до кристаллизации продукта. 

2-Нитро-N-(2,5-диоксогексил)бензамид (117a). Элюент: этилацетат/ петролейный эфир, 

1:1. Выход 0.8 г (75%). Бесцветные иглы. Т.пл. 119–120 °C (EtOAc/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 56.26; H, 5.13; N, 10.19. 

C13H14N2O5 (278.26). Вычислено, %: C, 56.11; H, 5.07; N, 10.07. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.18 (с, 3H, Me), 2.71–

2.75 (м, 2H, CH2), 2.81–2.85 (м, 2H, CH2), 4.43 (д, 3J = 4.5, 2H, CH2), 6.64 (уш. т, 3J = 4.5, 

1H, NH), 7.53–7.61 (м, 2H, HAr), 7.65–7.70 (м, 1H, HAr), 8.04–8.07 (м, 1H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.6, 33.5, 36.9, 49.5, 124.5, 128.7, 130.6, 132.2, 133.7, 146.4, 

166.3, 203.8, 206.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 248 (4) [M+–30], 162 (22), 150 

(100), 134 (40), 120 (94), 104 (66), 99 (85), 92 (54), 76 (46), 65 (25), 51 (93), 43 (32). ИК 

(KBr): νmax  3276, 1732, 1712, 1648, 1520, 1412, 1364, 1312, 1240, 856, 792, 716 см-1. 

3-Метил-2-нитро-N-(2,5-диоксогексил)бензамид (117b). Элюент CH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:1. Выход 0.84 г (79%). Бесцветные пластинки. Т.пл. 101–

102 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 57.76; H, 5.78; 

N, 9.64. C14H16N2O5 (292.29). Вычислено, %: C, 57.53; H, 5.52; N, 

9.58. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.16 (с, 3H, 

Me), 2.35 (с, 3H, Me), 2.67–2.71 (м, 2H, CH2), 2.80–2.82 (м, 2H, CH2), 4.31 (д, 3J = 4.5, 2H, 

CH2), 6.89 (уш. т, 3J = 4.5, 1H, NH), 7.36–7.47 (м, 3H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDCl3, δ): 17.5, 29.6, 33.4, 37.0, 49.5, 125.6, 129.1, 130.4, 131.3, 133.9, 149.5, 165.0, 203.9, 

206.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 262 (5) [M+–30], 176 (53), 164 (97), 148 (40), 

134 (39), 118 (55), 106 (39), 99 (100), 89 (63), 77 (38), 71 (45), 65 (87), 59 (21), 55 (55), 51 
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(33), 43 (51). ИК (KBr): νmax  3300, 1728, 1708, 1640, 1528, 1432, 1368, 1296, 1192, 1088, 

812, 776 см-1. 

N-(6,6-Диметил-2,5-диоксогептил)-2-нитробензамид (117с). Время реакции 48 часов. 

Продукт экстрагируют этилацетатом. Элюент: бензол/петролейный 

эфир, 1:1. Выход 0.46 г (43%). Бесцветные призмы. Т.пл. 79–80 °C 

(петролейный эфир/ацетон). Найдено, %: C, 60.17; H, 6.43; N, 8.53. 

C16H20N2O5 (320.34). Вычислено, %: C, 59.99; H, 6.29; N, 8.74. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.15 (с, 9H, t-Bu), 2.68–2.72 (м, 2H, CH2), 

2.87–2.91 (м, 2H, CH2), 4.42 (д, 3J = 4.8, 2H, CH2), 6.68 (уш. т, 3J = 4.8, 1H, NH), 7.53–7.59 

(м, 2H, HAr), 7.63–7.68 (м, 1H, HAr), 8.01–8.05 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

СDCl3, δ): 26.4 (3C), 30.8, 33.7, 43.8, 49.6, 124.5, 128.7, 130.6, 132.3, 133.6, 146.5, 166.2, 

204.0, 214.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 320 (2) [M+], 263 (62), 235 (15), 162 

(60), 150 (85), 141 (78), 134 (61), 120 (43), 113 (83), 104 (64), 92 (25), 76 (55), 65 (40), 55 

(100), 51 (75), 43 (63). ИК (KBr): νmax  3236, 1732, 1704, 1636, 1568, 1524, 1344, 1092, 1052, 

1024, 856, 796, 712 см-1. 

N-(2,5-Диоксогепт-6-ил)-2-нитробензамид (117d). Элюент: CH2Cl2/ петролейный эфир, 

1:2. Выход 0.45 г (42%). Белый порошок. Т.пл. 90–91 °C (CH2Cl2/пет-

ролейный эфир). Найдено, %: C, 57.62; H, 5.63; N, 9.50. C14H16N2O5 

(292.29). Вычислено, %: C, 57.53; H, 5.52; N, 9.58. Спектр ЯМР 1Н 

(300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.49 (д, 3J = 7.2, 3H, Me), 2.15 (с, 3H, 

Me), 2.68–2.90 (м, 4H, CH2CH2), 4.79 (д. кв, 3J = 7.2, 3J = 6.9, 1H, CH), 6.83 (уш. д, 3J = 6.9, 

1H, NH), 7.48–7.51 (м, 1H, HAr), 7.52–7.58 (м, 1H, HAr), 7.61–7.67 (м, 1H, HAr), 8.00–8.03 (м, 

1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 17.1, 29.7, 32.6, 36.9, 54.6, 124.5, 128.7, 

130.5, 132.4, 133.7, 146.3, 165.8, 206.9, 207.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 262 (4) 

[M+–30], 193 (55), 176 (24), 150 (100), 134 (37), 120 (48), 104 (33), 99 (76), 92 (32), 76 (67), 

71 (27), 59 (26), 51 (83), 43 (54). ИК (KBr): νmax  3292, 1724, 1712, 1640, 1520, 1444, 1352, 

1176, 856, 796, 752, 712 см-1. 

N-(2,5-Диоксо-1-фенилгексил)-2-нитробензамид (117е). Элюент: CH2Cl2/петролейный 

эфир, 1:2. Выход 0.42 г (40%). Белый порошок. Т.пл. 94–95 °C 

(CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 64.73; H, 5.29; N, 7.67. 

C19H18N2O5 (354.36). Вычислено, %: C, 64.40; H, 5.12; N, 7.91. Спектр 

ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.14 (с, 3H, Me), 2.57–2.85 (м, 

4H, CH2CH2), 5.79 (д, 3J = 6.0, 1H, CH), 7.15 (уш. д, 3J = 6.0, 1H, NH), 7.35–7.42 (м, 5H, 

HAr), 7.50–7.52 (м, 1H, HAr), 7.53–7.59 (м, 1H, HAr), 7.62–7.67 (м, 1H, HAr), 8.01–8.04 (м, 1H, 
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HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.6, 33.4, 36.9, 63.4, 124.5, 128.1 (2C), 128.8 

(2C), 129.2 (2C), 130.6, 132.2, 133.5, 135.7, 146.4, 165.3, 204.3, 206.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 324 (2) [M+–30], 255 (85), 239 (31), 222 (19), 165 (26), 150 (100), 134 (53), 

120 (62), 104 (87), 99 (86), 92 (44), 77 (43), 65 (29), 51 (48), 43 (67). ИК (KBr): νmax  3336, 

1712, 1640, 1540, 1456, 1348, 1168, 856, 788, 740, 704 см-1. 

N-Метил-N-(2,5-диоксогексил)-2-нитробензамид (117f). Элюент: 

EtOAc/петролейный эфир, 1:1. Выход 0.75 г (70%). Светло-жёлтое 

масло. Соединение 117f использовалось для дальнейших превра-

щений без дополнительной очистки. 

N-(2,5-Диоксогексил)-N-(4-хлорфенил)-2-нитробензамид (117g). Время реакции 5 ча-

сов. Элюент: EtOAc/петролейный эфир, 1:2. Выход 0.84 г (80%). Бе-

лый порошок. Т.пл. 108–109 °C (ацетон/петролейный эфир). Найде-

но, %: C, 58.93; H, 4.55; N, 7.02. C19H17ClN2O5 (388.80). Вычислено, 

%: C, 58.69; H, 4.41; N, 7.20. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 2.19 (с, 3H, Me), 2.75–2.79 (м, 2H, CH2), 2.84–2.88 (м, 2H, CH2), 4.72 (с, 2H, CH2), 

7.08–7.16 (м, 4H, HAr), 7.36–7.41 (м, 2H, HAr), 7.45–7.50 (м, 1H, HAr), 7.95–7.98 (м, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 29.7, 33.5, 37.1, 58.8, 124.4, 128.4 (2C), 129.5 (2C), 

129.6, 129.8, 132.4, 133.5, 133.6, 140.8, 145.9, 167.1, 203.4, 206.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 390/388 (5/16) [M+], 289 (15), 255 (10), 150 (100), 140 (55), 134 (20), 120 (37), 

110 (34), 99 (78), 92 (22), 76 (29), 59 (27), 51 (26), 43 (67) см-1. 

1-Метил-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-4-нитро-1Н-пиразол-5-карбоксамид (119а) по-

лучают общим методом из фурфуриламина 89b (2 г, 18 ммоль, раст-

вор в 30 мл бензола) и 1-метил-4-нитро-1H-пиразол-5-карбонилхло-

рида (118а) [406] (3.76 г, 19.8 ммоль, раствор в 30 мл бензола). 

Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир, 1:1. Выход 3.02 г (63%). Пластинки бежевого цвета. 

Т.пл. 109–110 °C (CCl4). Найдено, %: C, 49.71; H, 4.50; N, 21.08. C11H12N4O4 (264.24). 

Вычислено, %: C, 50.00; H, 4.58; N, 21.20. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 

2.24 (с, 3H, Me), 4.11 (с, 3H, MeN), 4.55 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.88 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 

6.17 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 8.05 (с, 1H, HAr). 8.22 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С 

(75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 37.0, 41.3, 106.3, 109.0, 132.2, 133.1, 136.3, 147.7, 152.4, 156.5. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 246 (30) [M+–18], 136 (82), 108 (25), 95 (52), 83 (46), 

67 (39), 53 (50), 43 (100). ИК (KBr): νmax  3296, 1640, 1572, 1564, 1532, 1508, 1468, 1396, 

1392, 1316, 1192, 828, 796 см-1. 
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3-трет-Бутил-1-метил-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-4-нитро-1Н-пиразол-5-карбокс-

амид (119b) получают общим методом из фурфуриламина 89b 

(5 г, 45 ммоль, раствор в 50 мл бензола) и 3-трет-бутил-1-

метил-4-нитро-1H-пиразол-5-карбонилхлорида (118b) (12.16 г, 

49.5 ммоль, раствор в 50 мл бензола). Выход 12.7 г (88%). Бесцветные иглы. Т.пл. 176–

177 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 56.39; H, 6.10; N, 17.73. C15H20N4O4 

(320.34). Вычислено, %: C, 56.24; H, 6.29; N, 17.49. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 1.35 (с, 9H, t-Bu), 2.24 (с, 3H, Me), 3.89 (с, 3H, MeN), 4.53 (д, 3J = 5.7, 2H, CH2), 

5.88 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.16 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.01 (уш. т, 3J = 5.7, 1H, NH). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 28.5 (3C), 33.8, 37.2, 39.1, 106.4, 109.0, 131.1, 136.3, 

147.7, 152.4, 154.1, 158.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 302 (62) [M+–18], 136 

(86), 122 (13), 110 (95), 95 (100), 83 (48), 67 (64), 57 (88), 53 (44), 43 (96). ИК (KBr): νmax  

3222, 1644, 1596, 1540, 1492, 1436, 1416, 1348, 1292, 1224, 1196, 1016, 888, 800, 776 см-1. 

4-Амино-1-метил-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-1Н-пиразол-5-карбоксамид (120а) по-

лучают методом, описанным для восстановления 2-нитробензами-

дов 102 в антраниламиды 100. Выход 0.7 г (79%). Бесцветные иглы. 

Т.пл. 101–102 °C (EtOH). Найдено, %: C, 56.43; H, 6.16; N, 24.03. 

C11H14N4O2 (234.25). Вычислено, %: C, 56.40; H, 6.02; N, 23.92. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 2.24 (с, 3H, Me), 2.92 (уш. с, 2H, NH2), 4.12 (с, 3H, MeN), 4.49 (д, 3J = 5.7, 

2H, CH2), 5.88 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.11 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.17 (с, 1H, HHet), 8.55 (уш. т, 
3J = 5.7, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.5, 35.8, 40.2, 106.2, 108.1, 127.0, 

127.1, 133.1, 149.4, 151.9, 159.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 234 (17) [M+], 124 

(11), 110 (52), 95 (100), 69 (10), 53 (11), 42 (36). ИК (KBr): νmax  3348, 3280, 1652, 1640, 

1616, 1568, 1548, 1424, 1356, 1312, 1292, 1204, 1024, 980, 912, 812 см-1. 

4-Амино-3-трет-бутил-1-метил-N-[(5-метил-2-фурил)метил]-1Н-пиразол-5-карбокс-

амид (120b) получают методом, описанным для восстановления 

2-нитробензамидов 102 в антраниламиды 100. Выход 0.79 г 

(87%). Белый порошок. Т.пл. 81–82 °C (EtOAc/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 61.98; H, 7.83; N, 19.43. C15H22N4O2 (290.36). Вычислено, %: C, 

62.05; H, 7.64, N, 19.30. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.34 (с, 9H, t-Bu), 

2.24 (с, 3H, Me), 2.86 (уш. с, 2H, NH2), 4.07 (с, 3H, MeN), 4.48 (д, 3J = 5.7, 2H, CH2), 5.87 (д, 
3J = 3.0, 1H, HFur), 6.10 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 9.00 (уш. т, 3J = 5.7, 1H, NH). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.6, 29.4 (3C), 32.4, 35.7, 39.9, 106.2, 108.0, 123.4, 128.7, 149.7, 

151.4, 151.8, 160.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 290 (8) [M+], 110 (33), 95 (100), 
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69 (14), 53 (15), 43 (28). ИК (KBr): νmax  3400, 3268, 3232, 1652, 1544, 1444, 1368, 1340, 

1292, 1256, 1216, 1020, 796 см-1. 

3,9-Диметил-5.6-дигидропиразоло[3,4-f]пирроло[1,2-a][1,4]диазепин-4(3Н)-он (121а). 

получают методом, описанным для рециклизации антраниламидов 100 в пир-

ролобензодиазепины 99. Элюент: бензол. Выход 0.77 г (82%). Белый поро-

шок. Т.пл. 179–180 °C (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 61.44; H, 

5.82; N, 25.99. C11H12N4O (216.24). Вычислено, %: C, 61.10; H, 5.59, N, 25.91. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.37 (с, 3H, Me), 4.16 (с, 3H, MeN), 4.17 (д, 3J 

= 6.0, 2H, CH2), 5.96–5.99 (м, 2H, HPyr), 7.24 (уш. т, 3J = 6.0, 1H, NH), 7.60 (с, 1H, HHet). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 13.9, 38.2, 39.6, 105.7, 108.6, 123.8, 126.5, 129.0, 

129.4, 129.9, 162.5. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 216 (100) [M+], 201 (20), 187 

(25), 172 (10), 109 (11), 93 (11), 77 (15), 65 (16), 52 (23), 42 (24). ИК (KBr): νmax  3200, 1656, 

1564, 1528, 1432, 1412, 1392, 1340, 1328, 1208, 788, 748, 692 см-1. 

1-трет-Бутил-3,9-диметил-5.6-дигидропиразоло[3,4-f]пирроло[1,2-a][1,4]диазепин-

4(3Н)-он (121b) получают методом, описанным для рециклизации антра-

ниламидов 100 в пирролобензодиазепины 99. Элюент: бензол. Выход 0.72 г 

(76%). Белый порошок. Т.пл. 185–186 °C (бензол/петролейный эфир). Най-

дено, %: C, 66.49; H, 7.54; N, 20.70. C15H20N4O (272.35). Вычислено, %: C, 

66.15; H, 7.40, N, 20.57. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.32 (с, 9H, t-Bu), 

2.27 (с, 3H, Me), 4.02 (дд, 2J = 15.6, 3J = 6.3, 1H, CH2), 4.04 (с, 3H, MeN), 4.06 (дд, 2J = 15.6, 
3J = 5.1, 1H, CH2), 5.95 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.01 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 7.20 (уш. дд, 3J = 

5.1, 3J = 5.7, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 14.6, 30.4(3C), 33.3, 38.8, 39.0, 

105.9, 108.3, 119.1, 130.4, 131.9, 132.3, 151.9, 162.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

272 (61) [M+], 257 (33), 228 (24), 103 (10), 92 (14), 77 (36), 65 (29), 57 (14), 52 (42), 41 (100). 

ИК (KBr): νmax  3208, 1660, 1520, 1488, 1404, 1364, 1236, 1208, 992, 784, 744 см-1. 

Синтез 2-(2-фурилметил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дионов 123. 

Раствор фурфуриламина 89 (90 ммоль) и фталевого ангидрида 122 (14.8 г, 100 ммоль) в 

уксусной кислоте (15 мл) кипятят с обратным холодильником в течение 20 мин (контроль 

методом ТСХ). Смесь выливают в холодную воду (150 мл) и нейтрализуют до рН ~7 до-

бавлением NaHCO3. Осадок отфильтровывают, промывают холодной водой, сушат на воз-

духе и перекристаллизовывают. 
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2-(2-Фурилметил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (123а). Выход 17.15 г 

(79%). Спектральные и физико-химические данные соединения 123а 

согласуются с литературными [436]. 

2-[(5-Метил-2-фурил)метил]-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (123b). Выход 16.05 г (74%). Бе-

лый порошок. Т.пл. 95 °C (EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: 

C, 69.83; H, 4.91; N, 5.79. C14H11NO3 (241.24). Вычислено, %: C, 

69.70; H, 4.60, N, 5.81. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 

2.21 (c, 3H, Me), 4.78 (c, 2H, CH2), 5.85 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.22 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 

7.66–7.72 (м, 2H, HPht), 7.80–7.86 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 241 

(100) [M+], 226 (12), 198 (31), 104 (14), 95 (32), 76 (36), 53 (16), 50 (43), 43 (45). ИК (KBr): 

νmax  1717, 1560, 1465, 1421, 1387, 1334, 1219, 1089, 1023, 964, 787,752, 711 см-1. 

2-[(5-Этил-2-фурил)метил]-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (123c). Выход 16.52 г (72%). Бе-

лый порошок. Т.пл. 93 °C (EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

70.73; H, 5.06; N, 5.42. C15H13NO3 (255.27). Вычислено, %: C, 70.58; 

H, 5.13, N, 5.49. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.16 (т, 
3J = 7.5, 3H, Ме), 2.57 (кв, 3J = 7.5, 2H, CH2), 4.79 (с, 2H, CH2), 5.87 (д, 

3J = 3.0, 1H, HFur), 6.23 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 7.66–7.73 (м, 2H, HPht), 7.81–7.87 (м, 2H, HPht). 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 255 (100) [M+], 240 (15), 226 (88), 198 (21), 108 (23), 

104 (21), 78 (81), 65 (18), 50 (35), 43 (26). ИК (KBr): νmax  1715, 1433, 1397, 1314, 1195, 1109, 

1019, 951, 804, 736 см-1. 

2-[(5-трет-Бутил-2-фурил)метил]-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (123d). Выход 17.83 г 

(71%). Белый порошок. Т.пл. 93 °C (EtOAc/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 72.00; H, 6.12; N, 4.78. C17H17NO3 (283.32). Вычис-

лено, %: C, 72.07; H, 6.05, N, 4.94. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.21 (c, 9H, t-Bu), 4.80 (c, 2H, CH2), 5.84 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.18 (д, 3J = 

3.0, 1H, HFur), 7.66–7.73 (м, 2H, HPht), 7.81–7.88 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 283 (45) [M+], 268 (100), 226 (16), 160 (10), 121 (40), 104 (7), 77 (22), 50 (16), 43 

(13). ИК (KBr): νmax  1709, 1428, 1400, 1313, 1200, 1104, 949, 786, 733 см-1. 

2-{[5-(4-Хлорфенил)-2-фурил)метил]-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (123е). Выход 19.76 г 

(65%). Порошок бежевого цвета. Т.пл. 166 °C (EtOAc/петро-

лейный эфир). Найдено, %: C, 67.35; H, 3.52; N, 4.11. 

C19H12ClNO3 (337.76). Вычислено, %: C, 67.57; H, 3.58, N, 4.15. 

Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 4.89 (c, 2H, 

CH2), 6.44 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.53 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.29 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr), 7.53 (д, 
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3J = 9.0, 2H, HAr), 7.68–7.74 (м, 2H, HPht), 7.83–7.89 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 339/337 (7/20) [M+], 198 (64), 191 (62), 170 (37), 162 (33), 139 (30), 128 (45), 

115 (30), 104 (53), 76 (100), 63 (24), 50 (69). ИК (KBr): νmax  1705, 1424, 1400, 1316, 1092, 

944, 829, 794, 732 см-1. 

Синтез N-(2,5-диоксоалкил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дионов 124. 

2-(Фталимидометил)фуран 123 (40 ммоль) растворяют в смеси ледяной уксусной кислоты 

(50 мл) и конц. HCl (30 мл). Смесь перемешивают при комнатной температуре в течение 

24 часов (для 123d – 72 часа) или (для 123е) при кипячении с обратным холодильником в 

течение 24 часов, выливают в холодную воду (300 мл) и нейтрализуют до рH ~7 добав-

лением NaHCO3. Выпавший осадок отфильтровывают, промывают холодной водой, сушат 

на воздухе и перекристаллизовывают. 

2-(2,5-Диоксогексил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (124b). Выход 9.53 г (92%). Белый по-

рошок. Т.пл. 119 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Лит. 118–119.5 °C 

(CH2Cl2/гексан) [396,415]; 114–115 °C (MeOH) [416]. Спектр ЯМР 1Н 

(300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.14 (с, 3H, Me), 2.76 (с, 4H, CH2CH2), 4.53 

(с, 2H, CH2), 7.65–7.73 (м, 2H, HPht), 7.77–7.85 (м, 2H, HPht). Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 216 (2) [M+–43], 160 (68), 133 (12), 104 (27), 99 (100), 76 

(40), 71 (27), 50 (26), 43 (87). ИК (KBr): νmax  1721, 1680, 1414, 1228, 1192, 1092, 1042, 992, 

971, 720 см-1. Спектры ЯМР и ИК согласуются с литературными [415,416]. 

2-(2,5-Диоксогептил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (124с). Выход 9.61 г (88%). Белый по-

рошок. Т.пл. 110 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). Лит. 109–110 °C 

(CH2Cl2/гексан) [416]. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 

1.03 (т, 3J = 7.2, 3H, Ме), 2.44 (кв, 3J = 7.2, 2H, CH2), 2.70–2.82 (м, 4H, 

CH2CH2), 4.54 (с, 2H, CH2), 7.67–7.74 (м, 2H, HPht), 7.80–7.87 (м, 2H, 

HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 216 (6) [M+–57], 160 (44), 133 (8), 113 (100), 

104 (17), 95 (12), 85 (11), 77 (24), 57 (49), 50 (12). ИК (KBr): νmax  1725, 1416, 1192, 1092, 

1049, 969, 720 см-1. Спектр ЯМР 1H согласуется с литературным [416]. 

2-(6,6-Диметил-2,5-диоксогептил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (124d). Выход 10.84 г 

(90%). Бесцветные призмы. Т.пл. 113 °C (CH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 67.73; H, 6.41; N, 4.50. C17H19NO4 (301.34). Вычис-

лено, %: C, 67.76; H, 6.36, N, 4.65. Спектр ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, 

δ, КССВ): 1.12 (с, 9H, t-Bu), 2.73–2.78 (м, 2H, CH2), 2.82–2.86 (м, 2H, 

CH2), 4.55 (с, 2H, CH2), 7.67–7.74 (м, 2H, HPht), 7.81–7.87 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 244 (9) [M+–57], 216 (28), 160 (45), 141 (100), 133 (11), 113 (84), 104 (25), 
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77 (37), 57 (74), 50 (22), 41 (80). ИК (KBr): νmax  1716, 1419, 1315, 1192, 1071, 990, 907, 

725 см-1.  

2-[5-(4-Хлорфенил)-2,5-диоксопентил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (124е). Выход 2.13 г 

(15%). Белый порошок. Т.пл. 179 °C (CH2Cl2/петролейный 

эфир). Найдено, %: C, 64.06; H, 3.89; N, 3.85. C19H14ClNO4 

(355.77). Вычислено, %: C, 64.14; H, 3.97, N, 3.94. Спектр 

ЯМР 1Н (300 MГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.97 (т, 3J = 6.6, 2H, CH2), 

3.31 (т, 3J = 6.6, 2H, CH2), 4.64 (с, 2H, CH2), 7.42 (д, 3J = 9.0, 2H, HAr), 7.69–7.76 (м, 2H, 

HPht), 7.82–7.90 (м, 4H, 2HPht, 2HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 357/355 (1/3) 

[M+], 197/195 (35/100), 160 (60), 141/139 (27/83), 133 (13), 111 (49), 104 (31), 76 (54), 50 

(43). ИК (KBr): νmax  1721, 1681, 1414, 1088, 963, 818, 724 см-1.  

Синтез 5-алкил-2-(фталимидометил)пирролов 126 

Смесь дикетона 124 (11 ммоль), амина 125 (12 ммоль) и уксусной кислоты (15 мл) кипятят 

с обратным холодильником в течение 40–90 минут (контроль методом ТСХ), после чего 

выливают в холодную воду (150 мл) и нейтрализуют до рН ~7 добавлением NaHCO3. Про-

дукт экстрагируют хлористым метиленом (330 мл). Объединённые органические фрак-

ции промывают водой и сушат безводным Na2SO4. Растворитель удалают при пониженном 

давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле, концентрируют и 

хранят до кристаллизации чистого продукта. 

2-[(1-Бутил-5-метил-1Н-пиррол-2-ил}метил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (126а). Элю-

ент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:10). Выход 2.54 г (78%). Светло-

коричневый порошок. Т.пл. 89–90 С. Найдено, %: C, 73.00; H, 6.86; 

N, 9.54. C18H20N2O2 (296.36). Вычислено, %: C, 72.95; H, 6.80; N, 9.45. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 0.95 (т, 3J = 7.2, 3H, 

Me), 1.35–1.49 (м, 2H, CH2), 1.52–1.64 (м, 2H, CH2), 2.19 (с, 3H, Ме), 4.00 (т, 3J = 7.5, 2H, 

CH2), 4.81 (с, 2H, CH2), 5.80 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.21 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.64–7.72 (м, 

2H, HPht), 7.76–7.84 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 296 (100) [M+], 254 

(20), 239 (81), 150 (50), 136 (72), 130 (20), 107 (59), 94 (91), 76 (47), 50 (30). ИК (KBr): νmax  

1701, 1427, 1394, 1342, 1090, 930, 749, 713 см-1. 

2-[(1-Бензил-5-метил-1Н-пиррол-2-ил}метил)-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (126b). Элю-

ент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:4). Выход 3.27 г (90%). Светло-ко-

ричневый порошок. Т.пл. 127–128 С. Найдено, %: C, 76.06; H, 5.40; 

N, 8.47. C21H18N2O2 (330.38). Вычислено, %: C, 76.34; H, 5.49; N, 8.48. 
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Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.12 (с, 3H, Me), 4.74 (с, 2H, CH2), 5.28 (с, 

2H, CH2), 5.95 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.36 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.69–6.72 (м, 2H, HAr), 6.89–

6.94 (м, 1H, HAr), 7.03–7.08 (м, 2H, HAr), 7.55–7.66 (м, 4H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 330 (24) [M+], 239 (100), 182 (10), 104 (7), 76 (14), 65 (27), 51 (11). ИК (KBr): 

νmax  1710, 1425, 1389, 1340, 1300, 1100, 934, 748, 711 см-1. 

2-({5-Метил-1-[(5-метил-2-фурил)метил]-1Н-пиррол-2-ил}метил)-1Н-изоиндол-

1,3(2Н)-дион (126с). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:5). Выход 

3.12 г (85%). Белый порошок. Т.пл. 107 С. Найдено, %: C, 71.91; H, 

5.45; N, 8.20. C20H18N2O3 (334.37). Вычислено, %: C, 71.84; H, 5.43; N, 

8.38. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.02 (c, 3H, Me), 

2.21 (c, 3H, Me), 4.89 (c, 2H, CH2), 5.15 (c, 2H, CH2), 5.69 (д, 3J = 3.3, 

1H, HFur), 5.83 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 5.85 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.26 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 

7.63–7.70 (м, 2H, HPht), 7.75–7.82 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 334 

(10) [M+], 240 (12), 104 (4), 95 (100), 43 (20). ИК (KBr): νmax  1707, 1426, 1388, 1326, 1196, 

1089, 1020, 932, 786, 713 см-1. 

2-({5-Метил-1-[2-(5-метил-2-фурил)этил]-1Н-пиррол-2-ил}метил)-1Н-изоиндол-

1,3(2Н)-дион (126d) получают кипячением раствора 124b (2.86 г, 11 

ммоль) и 2-(2-фурил)этиламина (125d, 1.38 г, 11 ммоль) в этаноле в 

течение 1 ч. Растворитель упаривают, остаток перекристаллизовыва-

ют. Выход 2.50 г (65%). Белый порошок. Т.пл. 137–138 С (EtOAc/ 

ацетон). Найдено, %: C, 72.44; H, 5.66; N, 8.11. C21H20N2O3 (348.40). Вычислено, %: C, 

72.40; H, 5.79; N, 8.04. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.15 (c, 3H, Me), 2.26 

(c, 3H, Me), 2.87 (т, 3J = 7.5, 2H, CH2), 4.29 (т, 3J = 7.5, 2H, CH2), 4.69 (c, 2H, CH2), 5.80 (д, 
3J = 3.6, 1H, HPyr), 5.85 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 5.89 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.17 (д, 3J = 3.6, 1H, 

HPyr), 7.64–7.71 (м, 2H, HPht), 7.76–7.84 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

348 (42) [M+], 253 (23), 241 (13), 201 (12), 160 (44), 106 (100), 94 (17), 79 (18), 65 (15), 53 

(12). ИК (KBr): νmax  1716, 1568, 1468, 1424, 1388, 1332, 1304, 1204, 1096, 1020, 932, 808, 

780, 748 см-1. 

3-{2-[(1,3-Диоксо-1,3-дигидро-2Н-изоиндол-2-ил)метил]-5-метил-1Н-пиррол-1-ил}про-

пановая кислота (126е). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:4). 

Выход 1.89 г (55%). Порошок бежевого цвета. Т.пл. >250 С (с разл.). 

Найдено, %: C, 65.44; H, 4.82; N, 8.58. C17H16N2O4 (312.32). Вычис-

лено, %: C, 65.38; H, 5.16; N, 8.97. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 



314 
 

DMSO-d6, δ, КССВ): 2.15 (c, 3H, Me), 2.55 (т, 3J = 7.8, 2H, CH2), 4.20 (т, 3J = 7.8, 2H, CH2), 

4.73 (c, 2H, CH2), 5.66 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 5.83 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.77–7.90 (м, 4H, 

HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 312 (100) [M+], 297 (16), 239 (85), 166 (93), 

152 (30), 130 (22), 120 (36), 104 (47), 94 (37), 76 (81), 65 (22), 50 (61). ИК (KBr): νmax  1720, 

1436, 1400, 1328, 1300, 1088, 1020, 960, 748, 732, 712 см-1. 

2-{[5-Метил-1-(4-метоксифенил)-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион 

(126f). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:6.5). Выход 3.20 г (84%) 

Светло-жёлтые призмы. Т.пл. 131–132 С. Найдено, %: C, 72.72; H, 

5.26; N, 8.06. C21H18N2O3 (346.38). Вычислено, %: C, 72.82; H, 5.24; N, 

8.09. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.96 (c, 3H, Me), 

3.85 (c, 3H, MeО), 4.62 (c, 2H, CH2), 5.90 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.15 (д, 
3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.95 (д, 3J = 8.7, 2Н, HAr), 7.18 (д, 3J = 8.7, 2Н, HAr), 7.63–7.70 (м, 2H, 

HPht), 7.73–7.81 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 346 (40) [M+], 239 (18), 

200 (100), 184 (18), 130 (12), 77 (26), 50 (14). ИК (KBr): νmax  1718, 1516, 1426, 1392, 1292, 

1251, 1189, 1113, 1027, 950, 837, 741, 709 см-1. 

2-{[5-Метил-1-(3-метоксифенил)-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион 

(126g). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:6). Выход 2.70 г (71%). 

Порошок кремового цвета. Т.пл. 134 С. Найдено, %: C, 72.68; H, 

5.12; N, 8.06. C21H18N2O3 (346.38). Вычислено, %: C, 72.82; H, 5.24; N, 

8.09. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.00 (c, 3H, Me), 

3.76 (c, 3H, MeО), 4.66 (c, 2H, CH2), 5.92 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.17 (д, 
3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.77–6.79 (м, 1Н, HAr), 6.83–6.86 (м, 1Н, HAr), 6.94–6.98 (м, 1Н, HAr), 

7.32–7.37 (м, 1Н, HAr), 7.62–7.70 (м, 2H, HPht), 7.72–7.81 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 346 (34) [M+], 239 (13), 200 (100), 184 (24), 130 (13), 77 (23), 50 (13). ИК 

(KBr): νmax  1718, 1597, 1394, 1326, 1243, 1180, 1114, 1031, 949, 857, 794, 747 см-1. 

2-{[5-Метил-1-(2,4-диметоксифенил)-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-ди-

он (126h). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:6). Выход 3.31 г 

(80%). Порошок кремового цвета. Т.пл. 174 С. Найдено, %: C, 69.95; 

H, 5.29; N, 7.38. C22H20N2O4 (376.41). Вычислено, %: C, 70.20; H, 5.36; 

N, 7.44. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.92 (c, 3H, 

Me), 3.48 (c, 3H, MeО), 3.70 (c, 3H, MeО), 4.56 (д, 2J = 15.3, 1H, CH2), 

4.69 (д, 2J = 15.3, 1H, CH2), 5.94 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.28 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.73 (д, 4J 

= 3.0, 1Н, HAr), 6.82 (д, 3J = 9.0, 1Н, HAr), 6.93 (дд, 3J = 9.0, 4J = 3.0, 1Н, HAr), 7.61–7.68 (м, 

2H, HPht), 7.69–7.76 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 376 (51) [M+], 239 
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(14), 230 (100), 216 (37), 198 (14), 130 (13), 105 (12), 77 (23), 51 (15). ИК (KBr): νmax  1714, 

1510, 1422, 1390, 1277, 1229, 1099, 1048, 933, 806, 755, 729 см-1. 

2-{[5-Метил-1-(4-хлорфенил)-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион 

(126i). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:6). Выход 3.28 г (85%). 

Белый порошок. Т.пл. 159 С. Найдено, %: C, 68.32; H, 4.28; N, 8.18. 

C20H15ClN2O2 (350.80). Вычислено, %: C, 68.48; H, 4.31; N, 7.99. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.97 (c, 3H, Me), 4.61 

(c, 2H, CH2), 5.92 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.19 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.20 

(д, 3J = 8.7, 2Н, HAr), 7.43 (д, 3J = 8.7, 2Н, HAr), 7.64–7.71 (м, 2H, HPht), 7.73–7.81 (м, 2H, 

HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 352/350 (2/5) [M+], 239 (15), 206/204 (34/100), 

188 (14), 168 (18), 154 (27), 130 (22), 111 (19), 104 (16), 76 (47), 50 (33). ИК (KBr): νmax  

1722, 1492, 1426, 1391, 1088, 1001, 949, 836, 732 см-1. 

2-{[1-(4-Хлорфенил)-5-этил-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион (126j). 

Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:2). Выход 3.13 г (78%). Белый 

порошок. Т.пл. 119 С. Найдено, %: C, 69.00; H, 4.67; N, 7.66. 

C21H17ClN2O2 (364.82). Вычислено, %: C, 69.14; H, 4.70; N, 7.68. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.06 (т, 3J = 7.5, 3H, 

CH3), 2.28 (кв, 3J = 7.5, 3H, CH2), 4.60 (c, 2H, CH2), 5.94 (д, 3J = 3.6, 

1H, HPyr), 6.22 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.21 (д, 3J = 8.7, 2Н, HAr), 7.43 (д, 3J = 8.7, 2Н, HAr), 

7.64–7.71 (м, 2H, HPht), 7.74–7.81 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

366/364 (10/31) [M+], 220/218 (33/100), 204/202 (12/35), 190/188 (13/38), 167 (59), 160 (17), 

154 (30), 130 (34), 104 (34), 76 (81), 50 (52). ИК (KBr): νmax  1723, 1492, 1427, 1392, 1088, 

1003, 950, 838, 730 см-1. 

2-{[5-трет-Бутил-1-(4-хлорфенил)-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион 

(126k). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:4). Выход 3.67 г 

(85%). Белый порошок. Т.пл. 155–156 С. Найдено, %: C, 70.17; H, 

5.27; N, 7.19. C23H21ClN2O2 (392.88). Вычислено, %: C, 70.31; H, 

5.39; N, 7.13. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.08 (c, 

9H, t-Bu), 4.42 (c, 2H, CH2), 5.98 (д, 3J = 3.9, 1H, HPyr), 6.12 (д, 3J = 

3.9, 1H, HPyr), 7.29 (д, 3J = 8.7, 2Н, HAr), 7.40 (д, 3J = 8.7, 2Н, HAr), 7.64–7.72 (м, 2H, HPht), 

7.74–7.82 (м, 2H, HPht). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 394/392 (9/26) [M+], 379/377 

(27/86), 232/230 (17/51), 215 (31), 180 (46), 160 (98), 130 (52), 104 (53), 77 (100), 50 (55). ИК 

(KBr): νmax  1714, 1492, 1422, 1390, 1319, 1092, 932, 840, 784, 732 см-1. 
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2-{[5-Метил-1-(4-нитрофенил)-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-изоиндол-1,3(2Н)-дион 

(126l). Элюент: EtOAc/петролейный эфир (1:5). Выход 2.70 г (68%). 

Жёлтые иглы. Т.пл. 203 С. Найдено, %: C, 66.24; H, 4.22; N, 11.90. 

C20H15N3O4 (361.35). Вычислено, %: C, 66.48; H, 4.18; N, 11.63. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.00 (c, 3H, Me), 4.62 

(c, 2H, CH2), 5.98 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.28 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.45 

(д, 3J = 9.0, 2Н, HAr), 7.64–7.71 (м, 2H, HPht), 7.72–7.79 (м, 2H, HPht), 8.35 (д, 3J = 9.0, 2Н, 

HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 361 (5) [M+], 239 (18), 215 (100), 199 (16), 167 

(35), 154 (29), 130 (30), 104 (28), 76 (85), 50 (53). ИК (KBr): νmax  1717, 1595, 1519, 1339, 

1109, 941, 874 см-1. 

2-({5-Метил-1-[4-(трифторметил)фенил]-1Н-пиррол-2-ил}метил)-1Н-изоиндол-

1,3(2Н)-дион (126m). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:5). Вы-

ход 3.51 г (83%). Белый порошок. Т.пл. 124 С. Найдено, %: C, 65.40; 

H, 3.77; N, 7.39. C21H15F3N2O2 (384.35). Вычислено, %: C, 65.62; H, 

3.93; N, 7.29. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.99 (c, 

3H, Me), 4.63 (c, 2H, CH2), 5.96 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.22 (д, 3J = 3.6, 

1H, HPyr), 7.41 (д, 3J = 8.1, 2Н, HAr), 7.64–7.79 (м, 6H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 384 (41) [M+], 238 (100), 222 (28), 196 (10), 168 (12), 145 (17), 130 (20), 105 (17), 76 

(32), 50 (23). ИК (KBr): νmax  1718, 1612, 1426, 1394, 1329, 1176, 1109, 951, 849, 713 см-1. 

2-({5-Метил-1-[4-(трифторметил)фенил]-1Н-пиррол-2-ил}метил)-1Н-изоиндол-

1,3(2Н)-дион (126n). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:5). Выход 

3.51 г (83%). Порошок кремового цвета. Т.пл. 128 С. Найдено, %: C, 

65.84; H, 3.94; N, 7.46. C21H15F3N2O2 (384.35). Вычислено, %: C, 

65.62; H, 3.93; N, 7.29. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 

1.88 (c, 3H, Me), 4.36 (д, 2J = 15.3, 1H, CH2), 4.67 (д, 2J = 15.3, 1H, 

CH2), 5.94 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.28 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.26–7.34 (м, 1Н, HAr), 7.58–7.70 

(м, 4H, HAr), 7.71–7.79 (м, 2H, HAr), 7.80–7.87 (м, 1H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 384 (18) [M+], 238 (100), 222 (15), 168 (17), 145 (16), 130 (18), 105 (19), 76 (35), 50 

(24). ИК (KBr): νmax  1712, 1502, 1461, 1421, 1390, 1314, 1131, 1033, 768, 712 см-1. 

2-({5-Метил-1-[2-(5-метил-2-фурил)фенил]-1Н-пиррол-2-ил}метил)-1Н-изоиндол-

1,3(2Н)-дион (126о). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:5). Выход 3.18 г (73%). 

Порошок кремового цвета. Т.пл. 126–127 С. Найдено, %: C, 75.95; H, 4.99; N, 7.15. 

C25H20N2O3 (396.44). Вычислено, %: C, 75.74; H, 5.08; N, 7.07. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.81 (с, 3H, Me), 1.99 (с, 3H, Me), 4.41 (д, 2J = 15.3, 1H, CH2), 4.55 (д, 3J = 
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3.3, 1H, HFur), 4.66 (д, 2J = 15.3, 1H, CH2), 5.63 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 

6.02 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.41 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.21–7.24 (м, 1H, 

HAr), 7.32–7.37 (м, 1H, HAr), 7.45–7.50 (м, 1H, HAr), 7.58 (с, 4H, HPht), 

7.77–7.81 (м, 1H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 396 

(100) [M+], 353 (61), 250 (72), 236 (84), 221 (25), 206 (60), 191 (24), 180 

(17), 105 (17), 76 (29), 59 (16). ИК (KBr): νmax  1719, 1538, 1492, 1427, 1386, 1338, 1299, 

1102, 1044, 935, 763, 713 см-1. 

2-{[5-Метил-1-(3-оксо-1,3-дигидро[2]бензофуран-5-ил)-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-

изоиндол-1,3(2Н)-дион (126p). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир 

(1:1). Выход 3.27 г (80%). Порошок бежевого цвета. Т.пл. 163–

164 С. Найдено, %: C, 70.79; H, 4.23; N, 7.48. C22H16N2O4 (372.37). 

Вычислено, %: C, 70.96; H, 4.33; N, 7.52. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

СDCl3, δ, КССВ): 1.96 (с, 3H, Me), 4.60 (уш. с, 2H, CH2), 5.41 (с, 2H, 

CH2), 5.94 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.27 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.56–7.76 (м, 7H, HAr). Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 372 (48) [M+], 239 (14), 226 (100), 181 (18), 130 (16), 104 

(15), 76 (37), 50 (26). ИК (KBr): νmax 1765, 1711, 1494, 1415, 1357, 1177, 1111, 1053, 995, 

939, 718 см-1. 

N-{5-Метил-2-[(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2Н-изоиндол-2-ил)метил]-1Н-пиррол-1-ил]}-

бензамид (126q). Элюент: CH2Cl2/петролейный эфир (1:5). Выход 

3.55 г (90%). Бесцветные призмы. Т.пл. 217–218 С. Найдено, %: C, 

70.12; H, 4.78; N, 11.51. C21H17N3O3 (359.38). Вычислено, %: C, 70.18; 

H, 4.77; N, 11.69. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 

2.00 (c, 3H, Me), 4.58 (д, 2J = 15.0, 1H, CН2), 4.69 (d, J = 15.0 Hz, 1H, CHАНB), 5.79 (d, J = 

3.6 Hz, 1H, HPyr), 6.05 (d, J = 3.6 Hz, 1H, HPyr), 7.51–7.57 (m, 2H, HAr), 7.61–7.67 (m, 1H, 

HAr), 7.76–7.84 (m, 4H, HPht), 7.87–7.90 (m, 2H, HAr), 11.27 (s, 1H, NH). Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 359 (35) [M+], 254 (25), 239 (81), 211 (12), 193 (16), 160 (10), 130 (19), 105 

(97), 77 (100), 65 (14), 51 (57). ИК (KBr): νmax  3331, 1764, 1710, 1673, 1521, 1422, 1391, 

1332, 1270, 1099, 930, 744, 706 см-1. 

N-{5-Метил-2-[(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2Н-изоиндол-2-ил)метил]-1Н-пиррол-1-ил]}-4-

метилбензолсульфонамид (126r). Элюент: CH2Cl2/петролейный 

эфир (1:5). Выход 3.69 г (82%). Порошок кремового цвета. Т.пл. 222–

223 С. Найдено, %: C, 61.93; H, 4.51; N, 9.97; S, 7.64. C21H19N3O4S 

(409.46). Вычислено, %: C, 61.60; H, 4.68; N, 10.26; S, 7.83. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.42 (c, 3H, Me), 2.41 (c, 3H, Me), 4.48 (д, 2J = 
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15.9, 1H, CН2), 4.66 (д, 2J = 15.9, 1H, CН2), 5.57 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 5.68 (д, 3J = 3.6, 1H, 

HPyr), 7.45 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.61 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.81–7.90 (м, 4H, HPht), 11.12 (с, 

1H, NH). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 409 (1) [M+], 254 (64), 236 (15), 160 (14), 

130 (39), 104 (27), 91 (93), 77 (100), 65 (55), 51 (29). ИК (KBr): νmax  3407, 1699, 1612, 1435, 

1400, 1351, 1158, 1091, 897, 749 см-1. 

Получение 2-{[(трет-бутоксикарбонил)амино]метил}пирролов 128. 

К раствору соединения 126 (6.0 ммоль) в метаноле (40 мл) добавляют гидрат гидразина (5 

мл). Реакционную смесь перемешивают при комнатной температуре в течение 1 часа 

(контроль методом ТСХ). Растворитель отгоняют при пониженном давлении. К остатку 

добавляют воду (30 мл), а затем уксусную кислоту до рН ~5. Выпавший осадок отфильтро-

вывают. К фильтрату добавляют водный аммиак до достижения рН 10. Продукт экстраги-

руют этилацетатом (450 мл). Объединённые органические фракции промывают водой, су-

шат безводным Na2SO4 и концентрируют при пониженном давлении. К образующемуся 2-

(аминометил)пирролу добавляют Boc2O (1,64 г, 7.5 ммоль). Смесь перемешивают при ком-

натной температуре в течение 30 минут (контроль методом ТСХ), после чего к ней добав-

ляют воду (30 мл). Выпавший осадок отфильтровывают, промывают водой и сушат на воз-

духе. Остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: EtOAc/петро-

лейный эфир, 1:3). Растворитель упаривают при пониженном давлении. Сырой продукт 

перекристаллизовывают из петролейного эфира. 

трет-Бутил [(1-Бутил-5-метил-1Н-пиррол-2-ил)метил]карбамат (128а). Выход 1.13 г 

(63%). Белый порошок. Т.пл. 63–64 С. Найдено, %: C, 67.41; H, 

10.04; N, 10.36. C15H26N2O2 (266.38). Вычислено, %: C, 67.63; H, 

9.84; N, 10.52. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 0.94 

(т, 3J = 7.2, 3H, Me), 1.30–1.40 (м, 2H, CH2), 1.44 (с, 9Н, t-Bu), 1.55–1.65 (м, 2H, CH2), 2.21 

(с, 3H, Ме), 3.74–3.79 (м, 2Н, СН2), 4.27 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 4.58 (уш. с, 1H, NH), 5.78 (д, 
3J = 3.3, 1H, HPyr), 5.93 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, СDCl3, δ): 12.3, 

13.8, 20.1, 28.3 (3C), 33.5, 36.9, 43.7, 79.3, 105.5, 107.1, 127.9, 129.4, 155.3. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 266 (38) [M+], 209 (80), 165 (25), 150 (70), 136 (25), 108 (26), 94 

(61), 57 (93), 53 (21), 41 (100). ИК (KBr): νmax  3358, 1684, 1518, 1361, 1244, 1167, 1026, 941, 

864, 754 см-1. 

трет-Бутил [(1-Бензил-5-метил-1Н-пиррол-2-ил)метил]карбамат (128b). Выход 1.62 г 

(89%). Белый порошок. Т.пл. 85 С. Найдено, %: C, 71.97; H, 8.09; 

N, 9.23. C18H24N2O2 (300.40). Вычислено, %: C, 71.97; H, 8.05; N, 
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9.33. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.29 (c, 9H, t-Bu), 2.00 (c, 3H, Me), 

3.99 (д, 3J = 5.7, 2H, CH2), 5.11 (с, 2H, CH2), 5.74 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 5.85 (д, 3J = 3.3, 1H, 

HPyr), 6.85–6.88 (м, 2H, HAr), 7.10 (уш. т, 3J = 5.7, 1H, NH), 7.18–7.31 (м, 3H, HAr). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 12.1, 28.1 (3C), 36.0, 46.1, 77.6, 105.6, 106.8, 125.7 (2C), 

126.7, 128.3, 128.5 (2C), 129.7, 139.0, 155.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 300 (11) 

[M+], 243 (39), 184 (23), 153 (47), 91 (100), 65 (17), 57 (35). ИК (KBr): νmax  3371, 1684, 1523, 

1450, 1359, 1246, 1165, 1020, 930, 860, 755 см-1. 

трет-Бутил {[5-метил-1-(5-метил-2-фурил)метил-1Н-пиррол-2-ил]метил}карбамат 

(128c). Выход 1.50 г (82%). Бесцветные иглы. Т.пл. 75–76 С. Най-

дено, %: C, 67.07; H, 8.23; N, 9.13. C17H24N2O3 (304.38). Вычисле-

но, %: C, 67.08; H, 7.95; N, 9.20. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, 

CDCl3, δ, КССВ): 1.43 (с, 9H, t-Bu), 2.23 (с, 3H, Me), 2.26 (с, 3H, Me), 4.35 (д, 3J = 5.4, 2H, 

CH2), 4.82 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 4.91 (с, 2H, CH2), 5.81 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 5.85 (д, 3J = 

3.3, 1H, HFur), 5.97–6.02 (м, 2H, HPyr, HFur). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 12.3, 13.5, 

28.3 (3C), 36.7, 40.6, 79.1, 105.8, 106.1, 107.6, 108.2, 128.3, 130.0, 148.9, 151.9, 155.4. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 304 (7) [M+], 153 (12), 95 (100), 57 (15). ИК (KBr): νmax  

3371, 1681, 1523, 1269, 1248, 1170, 1019, 938, 868, 773 см-1. 

трет-Бутил {[5-метил-1-(4-хлорфенил)-1Н-пиррол-2-ил]метил}карбамат (128d). Вы-

ход 1.61 г (88%). Белый порошок. Т.пл. 114 С (CH2Cl2/петролей-

ный эфир). Найдено, %: C, 63.53; H, 6.77; N, 8.69. C17H21ClN2O2 

(320.81). Вычислено, %: C, 63.65; H, 6.60; N, 8.73. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.31 (c, 9H, t-Bu), 1.94 (c, 3H, 

Me), 3.86 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.85 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 5.94 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.94 

(уш. с, 3J = 5.4, 1H, NH), 7.30 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr), 7.54 (д, 3J = 8.7, 2H, HAr). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 12.5, 28.2 (3C), 36.4, 77.5, 106.3, 107.0, 128.6, 129.2 (2C), 129.9 

(2C), 130.2, 132.4, 136.6, 155.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 322/320 (3/8) [M+], 

265/263 (34/100), 206/204 (30/90), 192 (20), 169 (21), 154 (43), 111 (15), 94 (25), 75 (20), 57 

(80). ИК (KBr): νmax  3409, 1697, 1670, 1538, 1490, 1268, 1166, 1089, 1015, 874, 838, 762 см-1. 

трет-Бутил ({5-метил-1-[4-(трифторметил)фенил]-1Н-пиррол-2-ил}метил)карбамат 

(128е). Выход 1.33 г (72%). Белый порошок. Т.пл. 128 С (CH2Cl2/ 

петролейный эфир). Найдено, %: C, 61.11; H, 6.10; N, 7.97. 

C18H21F3N2O2 (354.37). Вычислено, %: C, 61.01; H, 5.97; N, 7.91. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.28 (c, 9H, t-Bu), 

1.97 (c, 3H, Me), 3.91 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 5.89 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 5.99 (д, 3J = 3.3, 1H, 
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HPyr), 6.96 (уш. т, 3J = 5.4, 1H, NH), 7.51 (д, 3J = 8.4, 2H, HAr), 7.85 (д, 3J = 8.4, 2H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 12.6, 28.1 (3C), 36.4, 77.5, 106.7, 107.6, 122.3, 

125.9, 126.3, 127.9, 128.3, 128.7, 128.9, 130.3, 141.4, 155.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, 

Iотн., %): 354 (7) [M+], 297 (80), 253 (15), 238 (100), 226 (20), 154 (21), 145 (15), 94 (21), 57 

(80). ИК (KBr): νmax  3340, 1675, 1530, 1325, 1166, 1120, 1069, 854, 765 см-1. 

трет-Бутил {[5-метил-1-(3-оксо-1,3-дигидро[2]бензофуран-5-ил)-1Н-пиррол-2-ил]ме-

тил}карбамат (128f). Выход 1.23 г (67%). Белый порошок. Т.пл. 

118 С (CH2Cl2/петролейный эфир). Найдено, %: C, 66.71; H, 6.32; 

N, 8.22. C19H22N2O4 (342.39). Вычислено, %: C, 66.65; H, 6.48; N, 

8.18. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.31 (c, 9H, t-

Bu), 2.00 (c, 3H, Me), 4.06 (д, 3J = 5.4, 2H, CH2), 4.47 (уш. с, 1H, NH), 5.38 (с, 2H, CH2), 5.94 

(д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.11 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 7.54 (дд, 3J = 7.8, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.60 (д, 
3J = 7.8, 1H, HAr), 7.77 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 12.7, 28.1 

(3C), 36.7, 69.5, 79.2, 106.7, 108.3, 123.2, 125.3, 127.0, 129.7, 130.6, 134.0, 139.2, 145.9, 

154.8, 169.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 342 (3) [M+], 285 (34), 241 (83), 226 

(95), 214 (19), 182 (21), 167 (24), 94 (28), 89 (19), 57 (100). ИК (KBr): νmax  3377, 1770, 1688, 

1501, 1412, 1363, 1251, 1163, 1054, 995, 912, 863, 770 см-1. 

трет-Бутил [(1-бензоиламино-5-метил-1Н-пиррол-2-ил)метил]карбамат (128g). Вы-

ход 1.39 г (76%). Белый порошок. Т.пл. 140 С (CH2Cl2/петролей-

ный эфир). Найдено, %: C, 65.58; H, 7.18; N, 12.69. C18H23N3O3 

(342.39). Вычислено, %: C, 66.65; H, 6.48; N, 8.18. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.32 (c, 9H, t-Bu), 2.03 (c, 3H, Me), 3.96 (дд, 2J = 15.3, 3J 

= 5.7, 1H, CН2), 4.03 (дд, 2J = 15.3, 3J = 5.7, 1H, CН2), 5.75 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 5.84 (д, 3J = 

3.6, 1H, HPyr), 6.85 (уш. т, 3J = 5.7, 1H, NH), 7.50–7.57 (м, 2H, HAr), 7.59–7.67 (м, 1H, HAr), 

7.93–7.99 (м, 2H, HAr), 11.23 (с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 10.8, 

28.2 (3C), 35.3, 77.7, 103.3, 104.4, 127.7 (2C), 128.3, 128.5 (2C), 129.2, 131.9, 132.2, 155.2, 

166.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 329 (2) [M+], 228 (19), 213 (12), 152 (32), 122 

(20), 105 (100), 77 (70), 57 (51), 51 (22). ИК (KBr): νmax  3298, 3161, 1700, 1666, 1547, 1277, 

1166, 1056, 919, 863, 760 см-1. 

Этиловый эфир 3-{5-метил-2-[(1,3-диоксо-1,3-дигидро-2Н-изоиндол-2-ил)метил]-1Н-

пиррол-1-ил}пропионовой кислоты (130). Раствор дикетона 124b 

(2.6 г, 10 ммоль), гидрохлорида этилового эфира β-аланина (129, 6.91 

г, 45 ммоль) и NaOAc (1.85 г, 22.5 ммоль) в этаноле (40 мл) кипятят с 
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обратным холодильником в течение 4.5 часов (контроль методом ТСХ). Смесь выливают в 

холодную воду (200 мл). Осадок отфильтровывают, сушат на воздухе и очищают 

колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: EtOAc/петролейный эфир, 1:3.5). 

Элюат концентрируют и выдерживают до кристаллизации продукта, который выделяют в 

виде белого порошка. Выход 2.59 г (76%). Т.пл. 118–119 С (CH2Cl2/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 67.04; H, 5.92; N, 8.19. C19H20N2O4 (340.37). Вычислено, %: C, 67.05; H, 

5.92; N, 8.23. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.27 (т, 3J = 7.2, 3H, CH3), 2.20 

(с, 3H, Me), 2.62–2.67 (м, 2H, CH2), 4.16 (кв, 3J = 7.2, 2H, CH2), 4.35–4.40 (м, 2H, CH2), 4.84 

(с, 2H, CH2), 5.81 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.18 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 7.64–7.72 (м, 2H, HPht), 

7.77–7.85 (м, 2H, HPht). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 12.3, 14.1, 33.2, 35.8, 39.0, 

60.8, 106.7, 109.8, 123.2 (2C), 126.0, 128.8, 132.0 (2C), 133.9 (2C), 167.9 (2C), 170.9. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 340 (29) [M+], 253 (12), 239 (67), 193 (74), 180 (67), 160 

(60), 147 (73), 130 (23), 120 (88), 108 (70), 93 (68), 76 (100). ИК (KBr): νmax  1720, 1436, 

1396, 1356, 1332, 1316, 1296, 1188, 1120, 1016, 960, 748, 740, 712 см-1.  

Синтез 7-метил-1,2,4,5-тетрагидро-3Н-пирроло[1,2-a][1,4]диазепин-3-она (98) из 130. 

Смесь эфира 130 (2 г, 6.0 ммоль), ДМФА (6 мл), гидрата гидразина (2.5 мл) и этанола (50 

мл) кипятят с обратным холодильником в течение 45 минут (контроль методом ТСХ). 

Растворитель упаривают при пониженном давлении. Остаток промывают хлороформом 

(330 мл). Объединённые органические фракции промывают водой, сушат безводным 

Na2SO4 и концентрируют при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хрома-

тографией на силикагеле (элюент: EtOAc/петролейный эфир, 1:3). Элюат концентрируют и 

выдерживают до кристаллизации продукта, который выделяют в виде белого порошка. 

Выход 0.52 г (30%). Физико-химические и спектральные свойства 98 описаны выше. 

Синтез 5-метил-1-(2-ацил-4,5-диметокси)-2-(фталимидометил)пирролов 132. 

К раствору дикетона 124b (11 ммоль) и амина 131 (11 ммоль) в бензоле (20 мл) добавляют 

Cl3CCO2H (0.6 г). Смесь кипятят с обратным холодильником в течение 40–90 минут (конт-

роль методом ТСХ), выливают в холодную воду (150 мл) и нейтрализуют до рН ~7 добав-

лением NaHCO3. Продукт экстрагируют бензолом (330 мл). Объединённые органические 

фракции промывают водой, сушат безводным Na2SO4 и концентрируют при пониженном 

давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: EtOAc/ 

петролейный эфир, 1:3). Элюат концентрируют и оставляют до кристаллизации продукта. 

2-{[1-(2-Ацетил-4,5-диметоксифенил)-5-метил-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-изоиндол-

1,3(2Н)-дион (132а). Выход 2.40 г (52%). Порошок бежевого цвета. Т.пл. 179 С. Найдено, 

%: C, 68.69; H, 5.13; N, 6.68. C24H22N2O5 (418.44). Вычислено, %: C, 68.89; H, 5.30; N, 6.69. 



322 
 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.78 (с, 3H, Me), 1.92 

(с, 3H, Me), 3.83 (с, 3H, OMe), 3.98 (с, 3H, OMe), 4.55 (д, 2J = 15.6, 

1H, CН2), 4.63 (д, 2J = 15.6, 1H, CН2), 5.96 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.19 

(д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.73 (с, 1H, HAr), 7.45 (с, 1H, HAr), 7.65–7.73 (м, 

2H, HPht), 7.75–7.83 (м, 2H, HPht). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, 

δ): 12.4, 27.4, 34.0, 56.1, 56.3, 107.4, 109.1, 111.6, 112.4, 123.2 (2C), 

127.1, 130.1, 130.3, 130.6, 131.9 (2C), 134.0 (2C), 148.9, 152.3, 167.4 (2C), 197.8. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 418 (100) [M+], 403 (30), 400 (60), 385 (24), 272 (75), 258 

(54), 228 (60), 216 (81), 200 (20), 125 (16), 110 (17), 76 (19), 59 (37). ИК (KBr): νmax  1717, 

1670, 1599, 1515, 1428, 1390, 1259, 1219, 1170, 1033, 949, 882, 794, 745, 711 см-1. 

2-{[1-(2-Бензоил-4,5-диметоксифенил)-5-метил-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-изоиндол-

1,3(2Н)-дион (132b). Выход 3.60 г (68%). Светло-жёлтый порошок. 

Т.пл. 181–182 С. Найдено, %: C, 72.47; H, 5.22; N, 5.66. C29H24N2O5 

(480.51). Вычислено, %: C, 72.49; H, 5.03; N, 5.83. Спектр ЯМР 1Н 

(300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.84 (с, 3H, Me), 3.53 (с, 3H, MeO), 

3.82 (с, 3H, MeO), 4.42 (д, 2J = 15.6, 1H, CН2), 4.48 (д, 2J = 15.6, 1H, 

CН2), 5.59 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 5.83 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.79 (с, 1H, HAr), 7.10 (с, 1H, 

HAr), 7.44–7.51 (м, 2H, HAr), 7.57–7.64 (м, 1H, HAr), 7.68–7.73 (м, 2H, HAr), 7.75–7.85 (м, 4H, 

HPht). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, DMSO-d6, δ): 12.5, 34.0, 55.5, 55.9, 105.9, 108.4, 112.0, 

113.4, 123.0 (2C), 127.7, 128.4 (2C), 129.0, 129.3 (2C), 130.0, 130.1, 131.5 (2C), 133.2, 134.4 

(2C), 136.7, 148.0, 150.7, 167.0 (2C), 194.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 480 (55) 

[M+], 462 (70), 447 (10), 334 (57), 320 (26), 239 (45), 228 (76), 214 (15), 198 (18), 105 (100), 

91 (17), 77 (21), 59 (12). ИК (KBr): νmax  1716, 1660, 1596, 1516, 1456, 1428, 1388, 1360, 

1336, 1260, 1208, 1128, 1104, 1044, 940, 868, 720 см-1. 

2-({1-[2-(4-Метилбензоил)-4,5-диметоксифенил]-5-метил-1Н-пиррол-2-ил]метил}-1Н-

изоиндол-1,3(2Н)-дион (132c). Выход 4.35 г (80%). Порошок беже-

вого цвета. Т.пл. 200 С (этанол/ацетон). Найдено, %: C, 72.79; H, 

5.21; N, 5.61. C30H26N2O5 (494.54). Вычислено, %: C, 72.86; H, 5.30; 

N, 5.66. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 1.92 (с, 3H, 

Me), 2.39 (с, 3H, Me), 3.67 (с, 3H, MeO), 3.91 (с, 3H, MeO), 4.56 (д, 
2J = 15.6, 1H, CН2), 4.63 (д, 2J = 15.6, 1H, CН2), 5.76 (д, 3J = 3.6, 1H, HPyr), 6.08 (д, 3J = 3.6, 

1H, HPyr), 6.76 (с, 1H, HAr), 7.02 (с, 1H, HAr), 7.21 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.62–7.79 (м, 6H, HPht, 

HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 12.7, 21.6, 34.3, 56.0, 56.2, 106.3, 109.2, 112.0, 

113.3, 123.0 (2C), 127.8, 128.9 (2C), 129.9 (2C), 130.1, 130.7, 130.9, 132.1 (2C), 133.7 (2C), 
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134.5, 143.8, 148.0, 150.7, 167.4 (2C), 193.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 494 (44) 

[M+], 476 (16), 348 (19), 334 (32), 242 (57), 228 (22), 197 (12), 119 (100), 105 (82), 91 (26), 50 

(14). ИК (KBr): νmax  1715, 1660, 1602, 1519, 1439, 1388, 1337, 1256, 1207, 1172, 1103, 1038, 

940, 889, 864, 751, 714 см-1. 

Синтез 8,9-диметокси-1-метил-4Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепинов 133. 

Смесь соединения 132 (5.0 ммоль), гидрата гидразина (2 мл) и этанола (40 мл) перемеши-

вают до гомогенности, после чего добавляют 33% раствор HCl в этаноле до рН ~5. 

Выпавший осадок отфильтровывают. К фильтрату добавляют водный аммиак до рН ~10. 

Продукт экстрагируют хлороформом (550 мл). Объединённые органические фракции 

промывают водой и насыщенным раствором NaCl, сушат безводным Na2SO4. Растворитель 

упаривают при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на 

силикагеле (элюент: EtOAc/петролейный эфир, 1:4). Растворитель частично отгоняют. 

Остаток оставляют до кристаллизации продукта.  

1,6-Диметил-8,9-диметокси-4Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин (133а). Реакцию про-

водят при комнатной температуре. Выход 0.68 г (50%). Светло-жёлтый 

порошок. Т.пл. 150–151 С. Найдено, %: C, 71.08; H, 6.85; N, 10.49. 

C16H18N2O2 (270.33). Вычислено, %: C, 71.09; H, 6.71; N, 10.36. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.32 (с, 3H, Me), 2.37 (с, 3H, Me), 

3.80 (д, 2J = 12.6, 1H, CН2), 3.91 (с, 3H, MeO), 3.95 (с, 3H, MeO), 4.71 (д, 2J = 12.6, 1H, CН2), 

6.01 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.04 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.81 (с, 1H, HAr), 6.97 (с, 1H, HAr). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 14.4, 26.3, 48.0, 56.0, 56.1, 104.1, 108.0, 109.7, 110.1, 

123.6, 127.7, 131.0, 135.4, 146.1, 149.6, 166.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 270 

(30) [M+], 255 (100), 240 (33), 211 (27), 182 (11), 170 (16). ИК (KBr): νmax  1628, 1608, 1516, 

1448, 1420, 1372, 1312, 1252, 1208, 1172, 1044, 884, 796, 764 см-1. 

1-Метил-8,9-диметокси-6-фенил-4Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин 

(133b). Реакцию проводят при комнатной температуре. Выход 0.76 г 

(46%). Белый порошок. Т.пл. 165–166 С. Найдено, %: C, 75.67; H, 6.20; 

N, 8.27. C21H20N2O2 (332.40). Вычислено, %: C, 75.88; H, 6.06; N, 8.43. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.39 (с, 3H, Me), 3.75 (с, 3H, 

MeO), 3.96 (с, 3H, MeO), 3.98 (д, 2J = 12.3, 1H, CН2), 4.99 (д, 2J = 12.3, 1H, CН2), 6.03 (д, 3J 

= 3.3, 1H, HPyr), 6.05 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.76 (с, 1H, HAr), 6.89 (с, 1H, HAr), 7.30–7.43 (м, 

3H, HPh), 7.56–7.63 (м, 2H, HPh). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 14.3, 48.6, 56.0, 56.1, 

104.5, 107.8, 109.6, 112.7, 122.0, 127.7, 127.9 (2C), 129.3 (2C), 129.9, 133.0, 135.6, 139.8, 

145.5, 149.9, 167.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 332 (42) [M+], 317 (100), 302 
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(15), 273 (10), 257 (27), 239 (10), 154 (11), 143 (10). ИК (KBr): νmax  1604, 1564, 1516, 1448, 

1424, 1364, 1312, 1252, 1208, 1176, 1128, 1044, 1028, 864, 796, 768 см-1. 

1-Метил-6-(4-метилфенил)-8,9-диметокси-4Н-пирроло[1,2-a][1,4]бензодиазепин (133с). 

Реакцию проводят при кипячении. Выход 0.52 г (30%). Белый поро-

шок. Т.пл. 150–151 С. Найдено, %: C, 76.29; H, 6.31; N, 8.20. 

C22H22N2O2 (346.42). Вычислено, %: C, 76.28; H, 6.40; N, 8.09. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, CDCl3, δ, КССВ): 2.36 (с, 3H, Me), 2.38 

(с, 3H, Me), 3.76 (с, 3H, MeO), 3.95 (с, 3H, MeO), 3.96 (д, 2J = 12.3, 1H, CН2), 4.96 (д, 2J = 

12.3, 1H, CН2), 6.03 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.05 (д, 3J = 3.3, 1H, HPyr), 6.77 (с, 1H, HAr), 6.87 

(с, 1H, HAr), 7.14 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.49 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

CDCl3, δ): 14.3, 21.3, 48.5, 56.0, 56.1, 104.5, 107.8, 109.6, 112.9, 122.1, 127.7, 128.7 (2C), 

129.3 (2C), 133.0, 135.7, 137.0, 140.0, 145.5, 149.8, 167.8. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 346 (9) [M+], 331 (100), 315 (11), 138 (15), 95 (20), 59 (40). ИК (KBr): νmax  1603, 1519, 

1451, 1415, 1363, 1254, 1207, 1129, 1048, 871, 825, 760 см-1. 

Синтез 2-[2-(тозиламино)фенил]фуранов 134a-l. 

К раствору 2-(2-нитрофенил)фурана 6 (38 ммоль) в этаноле (100 мл) добавляют N2H4H2O 

(10 мл) и никель Ренея (4 г).Смесь кипятят с обратным холодильником в течение 2 часов 

(контроль методом ТСХ). Никель отфильтровывают. Фильтрат упаривают, получая 2-(2-

аминофенил)фуран 1, который растворяют в пиридине (15 мл). Раствор охлаждают до 0 С 

и добавляют TsCl (5 г, 26 ммоль). Реакционную смесь перемешивают при комнатной тем-

пературе в течение 12 часов (контроль методом ТСХ) м выливают в 6 М HCl (200 мл). Оса-

док отфильтровывают, промывают водой и сушат на воздухе. Продукт очищают колоноч-

ной хроматографией на силикагеле (элюент: бензол/петролейный эфир, 1:3).  

4-Метил-N-[2-(5-метил-2-фурил)фенил]бензолсульфонамид (134а). Выход 2.76 г (65%). 

Белый порошок. Rf = 0.65 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 

88–89 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 66.13; H, 5.27; N, 

4.15. C18H17NO3S (327.40). Вычислено, %: C, 66.03; H, 5.23; N, 4.28. 

Спектр ЯМР 1Н (360 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30 (c, 3Н, Me), 2.36 (c, 3Н, Me), 5.98 (д, 3J 

= 3.2, 1H, HFur), 6.21 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 7.07–7.12 (м, 3H, HAr+2HTs), 7.19–7.24 (м, 1H, 

HAr), 7.30–7.35 (м, 1H, HAr), 7.46 (д, 3J = 8.6, 2H, HTs), 7.60–7.62 (м, 1H, HAr), 7.85 (уш. с, 

1H, NH). Спектр ЯМР 13С (90 МГц, CDCl3, δ): 13.7, 21.4, 107.7, 109.0, 123.0, 123.7, 125.4, 

126.9 (2C), 127.2, 128.3, 129.3 (2C), 132.7, 136.0, 143.5, 150.0, 152.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 

эВ, m/z, Iотн., %): 327 (97) [M+], 172 (100), 144 (90), 129 (23), 115 (17), 91 (34), 77 (17), 43 
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(25). ИК (KBr): νmax  3312, 1597, 1577, 1445, 1415, 1334, 1304, 1218, 1167, 1091, 1024, 896, 

818 см-1. 

4-Метил-N-[2-(5-этил-2-фурил)фенил]бензолсульфонамид (134b). Выход 3.01 г (68%). 

Белый порошок. Rf = 0.65 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 

89–90 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 66.99; H, 5.73; N, 

4.00. C19H19NO3S (341.42). Вычислено, %: C, 66.84; H, 5.61; N, 4.10. 

Спектр ЯМР 1Н (360 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.30 (т, 3J = 7.6, 3H, СН3), 2.30 (c, 3Н, Ме), 

2.70 (кв, 3J = 7.6, 2Н, СН2), 6.00 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.22 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.06–7.11 

(м, 3H, HAr+2HTs), 7.19–7.24 (м, 1H, HAr), 7.30–7.33 (м, 1H, HAr), 7.46 (д, 3J = 8.3, 2H, HTs), 

7.61–7.63 (м, 1H, HAr), 7.85 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (90 МГц, CDCl3, δ): 12.3, 

21.4 (2С), 106.1, 108.8, 122.9, 123.4, 125.3, 126.9 (2C), 127.2, 128.3, 129.3 (2C), 132.7, 136.0, 

143.5, 150.0, 157.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 341 (36) [M+], 186 (70), 158 

(100), 143 (18), 129 (35), 91 (36), 43 (34). ИК (KBr): νmax  3253, 1593, 1538, 1488, 1392, 1328, 

1154, 1091, 1017, 905, 763 см-1. 

4-Метил-N-[5-метил-2-(5-метил-2-фурил)фенил]бензолсульфонамид (134с). Выход 2.88 

г (65%). Белый порошок. Rf = 0.61 (CH2Cl2/ ацетон/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 92–93 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

67.09; H, 5.74; N, 3.96. C19H19NO3S (341.42). Вычислено, %: C, 66.84; 

H, 5.61; N, 4.10. Спектр ЯМР 1Н (360 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30 (c, 3Н, Ме), 2.32 (с, 3Н, 

Ме), 2.34 (c, 3Н, Ме), 5.95 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.12 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.90 (д, 3J = 8.3, 

1H, HAr), 7.07 (д, 3J = 8.0, 2H, HTs), 7.18 (д, 3J = 8.3, 1H, HAr), 7.44–7.47 (м, 3H, HAr+2HTs), 

7.79 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (90 МГц, CDCl3, δ): 13.6, 21.2, 21.4, 107.5, 108.3, 

120.3, 124.2, 126.3, 126.9 (2C), 127.1, 129.2 (2C), 132.5, 136.0, 138.6, 143.4, 150.2, 151.9. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 341 (100) [M+], 186 (78), 171 (14), 158 (29), 143 (19), 

91 (32), 43 (20). ИК (KBr): νmax  3271, 1572, 1493, 1397, 1336, 1172, 1092, 1024, 896, 816см-1. 

4-Метил-N-[2-(5-метил-2-фурил)-5-хлорфенил]бензолсульфонамид (134d). Выход 3.24 

г (69%). Белый порошок. Rf = 0.60 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 131–132 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

60.02; H, 4.45; N, 3.77. C18H16ClNO3S (361.84). Вычислено, %: C, 59.75; 

H, 4.46; N, 3.87. Спектр ЯМР 1Н (360 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.32 (с, 3Н, Ме), 2.36 (c, 3Н, 

Ме), 6.00 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 6.23 (д, 3J = 3.6, 1H, HFur), 7.04 (дд, 3J = 8.3, 4J = 2.2, 1H, 

HAr), 7.12 (д, 3J = 8.3, 2H, HTs), 7.23 (д, 3J = 8.3, 1H, HAr), 7.52 (д, 3J = 8.3, 2H, HTs), 7.63 (д, 4J 

= 2.2, 1H, HAr), 7.88 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (90 МГц, CDCl3, δ): 13.7, 21.4, 107.8, 

109.4, 121.0, 123.0, 125.4, 127.0 (2C), 128.1, 129.5 (2C), 133.7, 133.8, 135.8, 143.9, 149.1, 



326 
 

152.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 363/361 (24/72) [M+], 208/206 (33/100), 191 

(38), 178 (63), 171 (56), 163 (40), 143 (71), 91 (86), 69 (35), 58 (37), 43 (47). ИК (KBr): νmax  

3332, 1595, 1574, 1490, 1397, 1334, 1294, 1154, 1091, 1032, 940, 869, 820, 782 см-1. 

4-Метил-N-[2-(5-метил-2-фурил)-5-метоксифенил]бензолсульфонамид (134е). Выход 

2.65 г (57%). Белый порошок. Rf = 0.58 (CH2Cl2/ацетон/петролейный 

эфир, 1:1:2). Т.пл. 82–83 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: 

C, 64.13; H, 5.50; N, 3.82. C19H19NO4S (357.42). Вычислено, %: C, 

63.85; H, 5.36; N, 3.92. Спектр ЯМР 1Н (360 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30 (с, 3Н, Ме), 2.34 

(c, 3Н, Ме), 3.79 (с, 3Н, МеО), 5.96 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.08 (д, 3J = 3.2, 1H, HFur), 6.62 (дд, 
3J = 8.7, 4J = 2.5, 1H, HAr), 7.09 (д, 3J = 8.3, 2H, HTs), 7.17 (д, 4J = 2.5, 1H, HAr), 7.20 (д, 3J = 

8.7, 1H, HAr), 7.51 (д, 3J = 8.3, 2H, HTs), 7.87 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (90 МГц, 

CDCl3, δ): 13.7, 21.4, 107.8, 109.4, 121.0, 123.0, 125.4, 127.0 (2C), 128.1, 129.5 (2C), 133.7, 

133.8, 135.8, 143.9, 149.1, 152.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 357 (65) [M+], 202 

(100), 187 (22), 174 (33), 171 (32), 162 (18), 159 (27), 131 (17), 116 (17), 91 (29), 65 (24), 59 

(20), 43 (18). ИК (KBr): νmax  3324, 1583, 1502, 1449, 1336, 1238, 1160, 1090, 1029, 972, 

894 см-1. 

4-Метил-N-[5-хлоро-2-(5-этил-2-фурил)фенил]бензолсульфонамид (134f). Выход 3.56 г 

(73%). Белый порошок. Rf = 0.60 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 132–134 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

60.68; H, 4.71; N, 3.76. C19H18ClNO3S (375.87). Вычислено, %: C, 60.71; 

H, 4.83; N, 3.73. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.20 (т, 3J = 7.5, 3Н, СН3), 

2.22 (с, 3Н, Ме), 2.61 (кв, 3J = 7.5, 2Н, СН2), 5.91 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.15 (д, 3J = 3.3, 1H, 

HFur), 6.94 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.02 (д, 3J = 8.4, 2H, HTs), 7.13 (д, 3J = 8.7, 1H, 

HAr), 7.41 (д, 3J = 8.4, 2H, HTs), 7.53 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.91 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, CDCl3, δ): 12.2, 21.4, 21.5, 106.3, 109.1, 120.9, 122.7, 125.3, 126.9 (2C), 128.0, 

129.5 (2C), 133.6, 133.7, 135.6, 143.9, 148.9, 158.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

377/375 (9/27) [M+], 222/220 (33/100), 192 (87), 177 (30), 163 (27), 157 (65), 128 (20), 91 (36), 

65 (20), 59 (15). ИК (KBr): νmax  3315, 1573, 1491, 1399, 1339, 1160, 1090, 1038, 935, 906, 

870, 818 см-1. 

N-[2-(5-Бензил-2-фурил)фенил]-4-метилбензолсульфонамид (134g). Выход 3.78 г (72%). 

Белый порошок. Rf = 0.63 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). 

Т.пл. 108–109 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 71.12; H, 

5.19; N, 3.36. C24H21NO3S (403.49). Вычислено, %: C, 71.44; H, 5.25; N, 

3.47. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.27 (c, 3Н, Ме), 4.02 (с, 2Н, СН2), 6.08 
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(д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.25 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.97 (д, 3J = 8.1, 2H, HTs), 7.06–7.11 (м, 1H, 

HAr), 7.19–7.44 (м, 9H, 7HAr+2HTs), 7.63–7.66 (м, 1H, HAr), 7.92 (уш. с, 1H, NH). Спектр 

ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.3, 34.6, 108.0, 108.6, 122.5, 123.4, 125.2, 126.7 (2C), 127.1, 

128.2, 128.3, 128.6 (2C), 128.8 (2С), 129.2 (2С), 132.5, 135.6, 137.3, 143.3, 150.7, 154.6. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 403 (14) [M+], 248 (22), 220 (38), 91 (100), 65 (25), 39 

(17). ИК (KBr): νmax  3364, 3315, 1580, 1537, 1490, 1420, 1336, 1302, 1224, 1161, 1089, 1030, 

908 см-1. 

4-Метил-N-{2-[5-(4-метилбензил)-2-фурил]фенил}бензолсульфонамид (134h). Выход 

4.23 г (78%). Белый порошок. Rf = 0.64 (CH2Cl2/ацетон/петролейный 

эфир, 1:1:2). Т.пл. 76–77 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

72.24; H, 5.65; N, 3.29. C25H23NO3S (417.52). Вычислено, %: C, 71.92; H, 

5.55; N, 3.35. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.29 (c, 3Н, Ме), 2.36 (c, 3Н, 

Ме), 3.98 (с, 2Н, СН2), 6.06 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.25 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.99 (д, 3J = 8.1, 

2H, HTs), 7.06–7.11 (м, 1H, HAr), 7.19–7.24 (м, 5H, HAr), 7.30–7.33 (м, 3Н, HAr+2НTs), 7.63–

7.66 (м, 1H, HAr), 7.92 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.3, 34.6, 

108.0, 108.6, 122.5, 123.4, 125.2, 126.7 (2C), 127.1, 128.2, 128.3, 128.6 (2C), 128.8 (2С), 129.2 

(2С), 132.5, 135.6, 137.3, 143.3, 150.7, 154.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 403 (14) 

[M+], 248 (22), 220 (38), 91 (100), 65 (25), 39 (17). ИК (KBr): νmax  3368, 3344, 1600, 1488, 

1346, 1336, 1164, 1092, 1024, 892, 800 см-1. 

Этиловый эфир 5-(2-{[(4-метилфенил)сульфонил]амино}фенил)фуран-2-карбоновой 

кислоты (134i). Выход 3.75 г (75%). Белый порошок. Rf = 0.52 (CH2Cl2/ 

ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 108–109 С (бензол/петролей-

ный эфир). Найдено, %: C, 62.22; H, 4.83; N, 3.43. C20H19NO5S (385.43). 

Вычислено, %: C, 62.32; H, 4.97; N, 3.63. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 

1.43 (т, 3J = 7.1, 3Н, СН3), 2.28 (c, 3Н, Ме), 4.40 (кв, 3J = 7.1, 2Н, СН2), 6.45 (д, 3J = 3.9, 1H, 

HFur), 7.04 (д, 3J = 8.4, 2H, HTs), 7.12 (д, 3J = 3.9, 1H, HFur), 7.13–7.16 (м, 1H, HAr), 7.28–7.33 

(м, 1H, HAr), 7.39–7.42 (м, 1Н, HAr), 7.50 (д, 3J = 8.4, 2H, HTs), 7.63–7.66 (м, 1H, HAr), 7.96 

(уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 14.3, 21.4, 61.2, 109.5, 119.0, 121.5, 

124.7, 125.7, 126.9 (2C), 127.9, 129.3 (2C), 130.1, 133.4, 135.7, 143.6, 143.9, 154.9, 158.1. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 385 (2) [M+], 202 (43), 178 (21), 156 (45), 129 (57), 

114 (28), 102 (34), 91 (100), 77 (43), 65 (44), 51 (27), 39 (31). ИК (KBr): νmax  3247, 1720, 

1488, 1442, 1385, 1335, 1298, 1213, 1157, 1020, 813 см-1. 
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4-Метил-N-[2-(2-фурил)фенил]бензолсульфонамид (134j). Выход 2.85 г (70%). Белый 

порошок. Rf = 0.59 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 130–

131 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 65.41; H, 4.91; N, 4.37. 

C17H15NO3S (313.37). Вычислено, %: C, 65.16; H, 4.82; N, 4.47. Спектр ЯМР 
1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.31 (c, 3Н, Me), 6.32 (дд, 3J = 3.2, 4J = 0.7, 1H, HFur), 6.41 

(дд, 3J = 3.2, 3J = 1.8, 1H, HFur), 7.07 (д, 3J = 8.3, 2H, HTs), 7.09–7.14 (м, 1H, HAr), 7.23–7.28 

(м, 1H, HAr), 7.33–7.36 (м, 1H, HAr), 7.44–7.48 (м, 3H, HFur+2HTs), 7.61–7.64 (м, 1H, HAr), 7.88 

(уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.4, 108.0, 111.6, 122.6, 123.7, 

125.4, 126.9 (2C), 127.7, 128.9, 129.4 (2C), 133.1, 136.0, 142.3, 143.5, 151.9. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 313 (19) [M+], 158 (70), 130 (100), 102 (13), 91 (27), 77 (17), 43 (14). 

ИК (KBr): νmax  3339, 1593, 1507, 1458, 1417, 1336, 1291, 1167, 1089, 1006, 890, 809 см-1. 

Метиловый эфир 3-[5-(2-{[(4-метилфенил)сульфонил]амино}-4-хлорфенил)-2-фурил]-

пропионовой кислоты (134k). Выход 3.49 г (62%). Белый поро-

шок. Rf = 0.52 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 

75–76 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 58.07; H, 

4.42; N, 3.39. C21H20ClNO5S (433.91). Вычислено, %: C, 58.13; H, 4.65; N, 3.23. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.33 (с, 3Н, Ме), 2.68–2.73 (м, 2Н, СН2), 3.00–3.04 (м, 

2Н, СН2), 3.72 (с, 3Н, МеО), 6.07 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.23 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.05 (дд, 
3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.13 (д, 3J = 8.1, 2H, HTs), 7.23 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.53 (д, 3J = 

8.1, 2H, HTs), 7.62 (д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.86 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, 

CDCl3, δ): 21.5, 23.4, 32.2, 51.9, 107.7, 109.2, 120.8, 122.9, 125.4 (2C), 126.9 (2С), 128.3, 

129.5 (2C), 133.8, 134.0, 135.7, 143.9, 154.7, 172.6. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

435/433 (2/6) [M+], 280/278 (33/100), 91 (20). ИК (KBr): νmax  3240, 1736, 1332, 1160, 828см-1 

Метиловый эфир 3-[5-(4-метил-2-{[(4-метилфенил)сульфонил]амино}фенил)-2-фу-

рил]пропионовой кислоты (134l). Выход 3.44 г (64%). Белый 

порошок. Rf = 0.53 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). 

Т.пл. 81–82 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

64.29; H, 5.82; N, 3.37. C22H23NO5S (413.49). Вычислено, %: C, 63.91; H, 5.61; N, 3.39. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.28 (с, 3Н, Ме), 2.30 (с, 3Н, Ме), 2.65–2.70 

(м, 2Н, СН2), 2.96–3.00 (м, 2Н, СН2), 3.69 (с, 3Н, МеО), 6.00 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.11 (д, 3J 

= 3.3, 1H, HFur), 6.89 (дд, 3J = 7.8, 4J = 1.2, 1H, HAr), 7.06 (д, 3J = 8.1, 2H, HTs), 7.16 (д, 3J = 

7.8, 1H, HAr), 7.41 (д, 4J = 1.2, 1H, HAr), 7.44 (д, 3J = 8.1, 2H, HTs), 7.75 (уш. с, 1H, NH). 

Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.2, 21.4, 23.4, 32.3, 51.8, 107.4, 108.1, 120.3, 124.3, 

126.4, 126.8 (2C), 127.2, 129.3 (2C), 132.5, 136.0, 138.8, 143.4, 150.5, 153.9, 172.6. Масс-
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спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 413 (4) [M+], 258 (100), 226 (13), 198 (18), 184 (15), 170 

(20), 144 (16), 91 (29), 65 (15). ИК (KBr): νmax  3180, 1712, 1360, 1284, 1256, 1172, 1140, 

1084, 1052, 828 см-1. 

N-[5-Метил-2-(5-метил-2-фурил)фенил]метансульфонамид (134m) получают по мето-

дике синтеза 134a-l из 6с и метансульфонилхлорида. Выход 1.90 г 

(55%). Белый порошок. Rf = 0.54 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 71–72 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

59.09; H, 5.58; N, 5.32. C13H15NO3S (265.33). Вычислено, %: C, 58.85; H, 5.70; N, 5.28. 

Спектр ЯМР 1Н (360 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.36 (c, 3Н, Me), 2.38 (c, 3Н, Me), 2.87 (c, 3Н, 

Me), 6.10 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.49 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.98 (дд, 3J = 8.1, 4J = 0.9, 1H, 

HAr), 7.38 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 7.43 (д, 4J = 0.9, 1H, HAr),7.62 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 
13С (90 МГц, CDCl3, δ): 13.6, 21.2, 39.0, 107.8, 108.9, 119.8, 123.2, 126.4, 127.4, 132.4, 139.0, 

150.1, 152.3. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 327 (97) [M+], 172 (100), 144 (90), 129 

(23), 115 (17), 91 (34), 77 (17), 43 (25). ИК (KBr): νmax  3336, 1612, 1576, 1396, 1336, 1328, 

1152, 1132, 1036, 976, 900, 808, 800 см-1. 

Синтез 2-[2-(ациламино)-5-метилфенил]-5-метилфуранов 134n,o. 

К раствору анилина 1с (1.87 г, 10 ммоль) в бензоле (30 мл) при перемешивании добавляют 

раствор ацилхлорида (15 ммоль) в бензоле (25 мл). Реакционную смесь перемешивают при 

комнатной температуре в течение 1 часа (контроль методом ТСХ), выливают в холодную 

воду (100 мл) и нейтрализуют добавлением NaHCO3. Смесь выдерживают 2 часа, после 

чего отделяют органический слой. Водный слой экстрагируют этилацетатом (230 мл). 

Объединённые органические фракции сушат безводным Na2SO4. Растворитель упаривают 

при пониженном давлении. Остаток очищают колоночной хроматографией на силикагеле 

(элюент: бензол/петролейный эфир, 1:3). 

N-[5-метил-2-(5-метил-2-фурил)фенил]ацетамид (134n). Выход 1.19 г (52%). Белый по-

рошок. Rf = 0.47 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 148–

149 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 73.29; H, 6.71; N, 

6.06. C14H15NO2 (229.27). Вычислено, %: C, 73.34; H, 6.59; N, 6.11. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.18 (c, 3Н, Ме), 2.35 (с, 

3Н, Ме), 2.38 (c, 3Н, Ме), 6.09 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.42 (д, 3J = 3.0, 1H, HFur), 6.92 (д, 3J = 

8.1, 1H, HAr), 7.37 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 8.10 (c, 1H, HAr), 8.42 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, CDCl3, δ): 13.6, 21.4, 24.9, 107.6, 108.3, 118.0, 122.5, 125.1, 126.9, 133.7, 138.4, 

150.7, 151.7, 168.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 229 (47) [M+], 187 (26), 144 (63), 

115 (12), 43 (100). ИК (KBr): νmax  3225, 1656, 1576, 1536, 1028, 820 см-1. 
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N-[5-метил-2-(5-метил-2-фурил)фенил]бензамид (134о). Выход 1.99 г (68%). Бежевый 

порошок. Rf = 0.63 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 

104–105 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 78.56; H, 

5.72; N, 4.64. C19H17NO2 (291.34). Вычислено, %: C, 78.33; H, 5.88; N, 

4.81. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.40 (с, 3Н, Ме), 

2.41 (c, 3Н, Ме), 6.12 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.48 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.95 (дд, 3J = 8.1, 4J = 

0.9, 1H, HAr), 7.42 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 7.46–7.58 (м, 3Н, НAr), 7.93–7.97(м, 2Н, НAr), 8.45 (д, 
4J = 0.9, 1H, HAr), 9.63 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 13.6, 21.5, 

107.9, 108.3, 117.6, 121.9, 125.0, 126.8, 126.9 (2С), 128.6 (2С), 131.7, 134.0, 135.2, 138.5, 

151.3, 151.5, 165.0. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 291 (31) [M+], 143 (12), 105 

(100), 77 (79), 51 (33), 43 (19). ИК (KBr): νmax  3420, 3400, 1684, 1576, 1544, 1420, 1304, 

1036, 800 см-1. 

Синтез 5-[(5-арил-2-фурил)метилен]-2,2-диметил-[1,3]диоксан-4,6-дионов 136. 

Смесь альдегида 7 (43.3 ммоль) и кислоты Мелдрума (9.3 г, 64.9 ммоль) в этаноле (100 мл) 

нагревают до полного растворения реагентов. Затем добавляют каплю пиперидина. Реак-

ционную смесь кипятят с обратным холодильником в течение 5 минут и охлаждают до 

комнатной температуры. Образовавшийся осадок отфильтровывают и перекристаллизо-

вывают из ацетона, получая продукт 136. 

2,2-Диметил-[5-{[5-(4-метил-2-нитрофенил)-2-фурил]метилен}-1,3]диоксан-4,6-дион 

(136а). Выход 13.3 г (86%). Красный порошок. Т.пл. 225–

226 С (ацетон). Найдено, %: C, 60.73; H, 4.13; N, 4.02. 

C18H15NO7 (357.31). Вычислено, %: C, 60.51; H, 4.23; N, 3.92. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.75 (с, 6H, 2Me), 2.47 (с, 3H, Me), 6.88 

(д, 3J = 3.9, 1H, HFur), 7.47 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 7.60 (c, 1H, =CH), 7.69 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 

8.25 (с, 1H, HAr), 8.45 (д, 3J = 3.9, 1H, HFur). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 357 (30) 

[M+], 300 (100), 271 (19), 224 (32), 204 (39), 175 (41), 138 (40), 130 (74), 115 (53), 91 (34), 59 

(81), 43 (34). ИК (KBr): νmax  1715, 1562, 1539, 1370, 1284, 1258, 1201, 1030, 800 см-1. 

2,2-Диметил-[5-{[5-(2-нитро-4-хлорфенил)-2-фурил]метилен}-1,3]диоксан-4,6-дион 

(136b). Выход 15.2 г (93%). Красный порошок. Т.пл. 242–

243 С (ацетон). Найдено, %: C, 54.17; H, 3.05; N, 3.70. 

C17H12ClNO7 (377.73). Вычислено, %: C, 54.06; H, 3.20; N, 3.71. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.72 (с, 6H, 2Me), 7.37 (д, 3J = 3.9, 1H, 

HFur), 7.92 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.98 (c, 1H, =CH), 8.07 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 8.24 

(д, 4J = 2.1, 1H, HAr), 8.29 (д, 3J = 3.9, 1H, HFur). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 
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379/377 (6/18) [M+], 321/319 (17/51), 222 (68), 205 (60), 173 (53), 138 (100), 123 (86), 109 

(66), 81 (43), 59 (84), 42 (82). ИК (KBr): νmax  1792, 1760, 1532, 1348, 1320, 1288, 1200, 1160, 

1104, 1016, 948, 784 см-1. 

Синтез 5-[(5-арил-2-фурил)метил]-2,2-диметил-[1,3]диоксан-4,6-дионов 137. 

К суспензии соединения 136 (28 ммоль) в этаноле (100 мл) аккуратно добавляют неболь-

шими порциями NaBH4 (2.13 г, 56 ммоль). Реакционную смесь кипятят с обратным 

холодильником в течение 10 минут (контроль методом ТСХ), выливают в холодную воду 

(1 л) и нейтрализуют до рН ~7 добавлением 6 М HCl. Образовавшийся осадок отфильтро-

вывают и перекристаллизовывают из смеси EtOH/ацетон (2:1), получая 137. 

2,2-Диметил-[5-{[5-(4-метил-2-нитрофенил)-2-фурил]метил}-1,3]диоксан-4,6-дион 

(137а). Выход 7.64 г (76%). Жёлтый порошок. Т.пл. 166–

168 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 60.32; H, 4.63; N, 3.86. 

C18H17NO7 (359.33). Вычислено, %: C, 60.17; H, 4.77; N, 3.90. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.70 (с, 3H, Me), 1.84 (с, 3H, Me), 2.38 (с, 

3H, Me), 3.47 (д, 3J = 5.1, 2Н, СН2), 4.80 (т, 3J = 5.1, 1Н, СН), 6.28 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.68 

(д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.52 (дд, 3J = 8.1, 4J = 0.9, 1H, HAr), 7.63 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 7.68 (д, 
4J = 0.9, 1H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 359 (12) [M+], 301 (13), 273 (14), 

257 (18), 217 (23), 202 (100), 158 (50), 130 (67), 104 (55), 55 (49), 43 (37). ИК (KBr): νmax  

1787, 1755, 1529, 1363, 1316, 1283, 1202, 1104, 1018, 780 см-1. 

2,2-Диметил-[5-{[5-(2-нитро-4-хлорфенил)-2-фурил]метил}-1,3]диоксан-4,6-дион 

(137b). Выход 7.96 г (75%). Жёлтый порошок. Т.пл. 157–

158 С (EtOH/ацетон). Найдено, %: C, 53.78; H, 3.56; N, 3.71. 

C17H14ClNO7 (379.75). Вычислено, %: C, 53.77; H, 3.72; N, 3.69. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, DMSO-d6, δ, КССВ): 1.75 (с, 3H, Me), 1.88 (с, 3H, Me), 3.47 (д, 
3J = 5.4, 2Н, СН2), 3.93 (т, 3J = 5.4, 1Н, СН), 6.31 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.61 (д, 3J = 3.3, 1H, 

HFur), 7.48 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.57 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.60 (д, 4J = 2.1, 1H, 

HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 381/379 (7/21) [M+], 293 (31), 277 (34), 238 (50), 

222 (100), 150 (55), 127 (50), 99 (57), 55 (83), 42 (57). ИК (KBr): νmax  1786, 1754, 1535, 1360, 

1284, 1204, 1105, 781 см-1. 

Синтез 3-(5-арил-2-фурил)пропионовых кислот 138. 

К раствору соединения 137 (64 ммоль) в уксусной кислоте (100 мл) добавляют конц. HCl 

(3 мл). Реакционную смесь кипятят с обратным холодильником в течение 40 минут и вы-

ливают в холодную воду. Выпавший осадок отфильтровывают, промывают водой и сушат 



332 
 

на воздухе. Остаток растворяют в пиридине (50 мл) и кипятят с обратным холодильником 

в течение 30 минут. Реакционную смесь охлаждают до комнатной температуры и выли-

вают в 6 М HCl (700 мл). Осадок отфильтровывают, кипятят с активированным углем в 

смеси EtOAc/петролейный эфир (1:2), уголь отфильтровывают. Раствор охлаждают и 

получают продукты 138. 

3-[5-(4-Метил-2-нитрофенил)-2-фурил]пропионовая кислота (138а). Выход 8.62 г 

(49%). Красный порошок. Т.пл. 122–123 С (EtOAc/гексан). Найде-

но, %: C, 61.22; H, 4.74; N, 5.05. C14H13NO5 (275.26). Вычислено, 

%: C, 61.09; H, 4.76; N, 5.09. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 2.40 (с, 3H, Me), 2.70–2.75 (м, 2Н, СН2), 2.96–3.01 (м, 2Н, СН2), 6.13 (д, 3J = 3.3, 

1H, HFur), 6.50 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 7.33 (дд, 3J = 8.1, 4J = 0.9, 1H, HAr), 7.44 (д, 4J = 0.9, 1H, 

HAr), 7.53 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 275 (55) [M+], 228 

(35), 216 (48), 202 (100), 128 (74), 118 (68), 101 (67), 91 (43), 77 (47), 59 (89), 42 (73). ИК 

(KBr): νmax  1702, 1538, 1362, 1311, 1023, 830, 795 см-1. 

3-[5-(2-Нитро-4-хлорфенил)-2-фурил]пропионовая кислота (138b). Выход 8.87 г (47%). 

Красный порошок. Т.пл. 152–153 С (EtOAc/гексан). Найдено, %: 

C, 53.02; H, 3.35; N, 4.80. C13H10ClNO5 (295.68). Вычислено, %: C, 

52.81; H, 3.41; N, 4.74. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, 

КССВ): 2.53–2.59 (м, 2Н, СН2), 2.83–2.88 (м, 2Н, СН2), 6.28 (д, 3J = 3.3, 1H, HFur), 6.82 (д, 3J 

= 3.3, 1H, HFur), 7.72 (дд, 3J = 8.4, 4J = 2.1, 1H, HAr), 7.79 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 8.03 (д, 4J = 

2.1, 1H, HAr), 12.30 (уш. с, 1Н, ОН). Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 297/295 (7/21) 

[M+], 224 (64), 206 (38), 150 (100), 73 (42), 59 (63), 55 (86), 42 (62). ИК (KBr): νmax  1708, 

1536, 1476, 1440, 1416, 1368, 1312, 1228 см-1. 

Рециклизация 2-[2-(тозиламино)фенил]фуранов 134 в 2-(2-оксоалкил)индолы 139. 

К кипящему раствору соединения 134 (9 ммоль) в уксусной кислоте (30 мл) добавляют 

70% HClO4 (3 мл). Реакционную смесь кипятят с обратным холодильником в течение 10–

15 минут (контроль методом ТСХ) и выливают в холодную воду (300 мл). Образовавшийся 

осадок отфильтровывают, промывают последовательно раствором NaHCO3 и водой, сушат 

на воздухе и очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: бензол/петро-

лейный эфир, 1:3). 
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1-{1-[(4-Метилфенил)сульфонил]-1Н-индол-2-ил}ацетон (139а). Выход 2.44 г (83%). Бе-

лый порошок. Rf = 0.56 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 

97–98 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 66.38; H, 5.11; N, 

4.18. C18H17NO3S (327.40). Вычислено, %: C, 66.03; H, 5.23; N, 4.28. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.30 (c, 3Н, Ме), 2.32 (с, 3Н, Ме), 4.13 (с, 2Н, 

СН2), 6.51 (с, 1H, HAr), 7.16–7.27 (м, 4H, HAr), 7.43–7.46 (м, 1H, HAr), 7.67 (д, 3J = 8.4, 1H, 

HAr), 7.91–7.94 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.5, 29.6, 43.6, 112.3, 

114.3, 120.6, 123.4, 124.3, 126.6 (2С), 129.1, 129.8 (2С), 134.0, 135.7, 136.5, 144.9, 204.3. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 327 (100) [M+], 284 (82), 220 (54), 172 (26), 130 (57), 

91 (47). ИК (KBr): νmax  1722, 1452, 1361, 1250, 1170, 1121, 1053, 814 см-1. 

1-{1-[(4-Метилфенил)сульфонил]-1Н-индол-2-ил}бутан-2-он (139b). Выход 2.46 г 

(80%). Белый порошок. Rf = 0.60 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 111–112 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

67.02; H, 5.67; N, 3.94. C19H19NO3S (341.42). Вычислено, %: C, 66.84; H, 

5.61; N, 4.10. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.10 (т, 3J = 7.4, 3Н, СН3), 2.32 

(c, 3Н, Ме), 2.60 (кв, 3J = 7.4, 2Н, СН2), 4.10 (с, 2Н, СН2), 6.50 (с, 1H, HAr), 7.16–7.26 (м, 4H, 

HAr), 7.43–7.46 (м, 1H, HAr), 7.66 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.92–7.95 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 
13С (75 МГц, CDCl3, δ): 7.6, 21.5, 35.4, 42.6, 112.2, 114.3, 120.5, 123.4, 124.2, 126.5 (2С), 

129.2, 129.7 (2С), 134.1, 135.7, 136.5, 144.8, 206.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

341 (94) [M+], 284 (76), 220 (100), 186 (30), 130 (79), 91 (29), 57 (24), 43 (28). ИК (KBr): νmax  

1715, 1594, 1450, 1366, 1172, 1111, 809 см-1. 

1-{6-Метил-1-[(4-метилфенил)сульфонил]-1Н-индол-2-ил}ацетон (139с). Выход 2.30 г 

(75%). Белый порошок. Rf = 0.52 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 119–120 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

67.02; H, 5.90; N, 4.02. C19H19NO3S (341.42). Вычислено, %: C, 66.84; 

H, 5.61; N, 4.10. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.28 (c, 3Н, Ме), 2.33 (с, 3Н, 

Ме), 2.43 (c, 3Н, Ме), 4.07 (с, 2Н, СН2), 6.45 (с, 1H, HAr), 7.02 (дд, 3J = 7.8, 4J = 1.2, 1H, HAr), 

7.19 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.32 (д, 3J = 7.8, 1H, HAr), 7.64 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.76 (д, 4J = 

1.2, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.5, 22.0, 29.5, 43.6, 112.2, 114.5, 

120.1, 125.0, 126.5 (2С), 126.9, 129.8 (2С), 133.3, 134.4, 135.9, 137.0, 144.8, 204.4. Масс-

спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 341 (70) [M+], 298 (77), 234 (73), 144 (100), 91 (56), 65 (14), 

43 (14). ИК (KBr): νmax  1720, 1424, 1364, 1263, 1172, 1135, 1050, 826 см-1. 
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1-{[(4-метилфенил)сульфонил]-6-хлор-1Н-индол-2-ил}ацетон (139d). Выход 2.76 г 

(85%). Белый порошок. Rf = 0.49 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 117–118 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

60.04; H, 4.28; N, 3.88. C18H16ClNO3S (361.84). Вычислено, %: C, 

59.75; H, 4.46; N, 3.87. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.29 (c, 3Н, Ме), 2.35 

(с, 3Н, Ме), 4.10 (с, 2Н, СН2), 6.47 (с, 1H, HAr), 7.17 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.23 (д, 
3J = 8.4, 1H, HAr), 7.34 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr), 7.65 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.96 (д, 4J = 1.8, 1H, 

HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.6, 29.6, 43.5, 111.8, 114.5, 121.3, 124.1, 126.6 

(2С), 127.6, 130.0 (2С), 130.3, 134.7, 135.4, 136.9, 145.3, 203.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, 

m/z, Iотн., %): 363/361 (20/60) [M+], 320/318 (33/100), 256/254 (18/56), 219 (17), 206 (22), 166 

(28), 164 (58), 91 (54), 43 (16). ИК (KBr): νmax  1721, 1592, 1457, 1424, 1372, 1328, 1273, 

1173, 1091, 1048, 948, 830 см-1.  

1-{1-[(4-Метилфенил)сульфонил]-6-метокси-1Н-индол-2-ил}ацетон (139е). Выход 2.06 

г (64%). Белый порошок. Rf = 0.48 (CH2Cl2/ацетон/петролейный 

эфир, 1:1:2). Т.пл. 176–177 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, 

%: C, 64.19; H, 5.34; N, 3.91. C19H19NO4S (357.42). Вычислено, %: C, 

63.85; H, 5.36; N, 3.92. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.28 (c, 3Н, Ме), 2.33 

(с, 3Н, Ме), 3.82 (c, 3Н, МеО), 4.06 (с, 2Н, СН2), 6.42 (с, 1H, HAr), 6.82 (дд, 3J = 8.7, 4J = 2.4, 

1H, HAr), 7.20 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.31 (д, 3J = 8.7, 1H, HAr), 7.47 (д, 4J = 2.4, 1H, HAr), 7.65 

(д, 3J = 8.4, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.5, 29.5, 43.7, 55.6, 98.9, 

112.1, 112.5, 121.0, 122.9, 126.5 (2С), 129.8 (2С), 132.7, 135.7, 137.6, 144.9, 157.6, 204.6. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 357 (47) [M+], 314 (92), 250 (21), 160 (100), 144 (39), 

117 (19), 91 (31), 43 (19). ИК (KBr): νmax  1720, 1616, 1490, 1364, 1280, 1173, 1055, 972, 

819 см-1. 

1-{1-[(4-Метилфенил)сульфонил]-6-хлор-1Н-индол-2-ил}бутан-2-он (139f). Выход 2.46 

г (73%). Белый порошок. Rf = 0.55 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 131–132 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

60.52; H, 4.78; N, 3.72. C19H18ClNO3S (375.87). Вычислено, %: C, 

60.71; H, 4.83; N, 3.73. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 1.10 (т, 3J = 7.5, 3Н, 

СН3), 2.35 (c, 3Н, Ме), 2.59 (кв, 3J = 7.5, 2Н, СН2), 4.07 (с, 2Н, СН2), 6.46 (с, 1H, HAr), 7.17 

(дд, 3J = 8.4, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.22 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.33 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 7.65 (д, 3J 

= 8.4, 1H, HAr), 7.97 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 7.6, 21.5, 

35.5, 42.5, 111.8, 114.5, 121.2, 124.1, 126.6 (2С), 127.7, 129.9 (2С), 130.2, 134.8, 135.5, 136.9, 

145.3, 206.4. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 377/375 (11/33) [M+], 320/318 (12/36), 
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254 (64), 219 (27), 164 (57), 128 (22), 91 (50), 57 (100). ИК (KBr): νmax  1721, 1454, 1365, 

1168, 1092, 1050, 952, 816 см-1. 

1-{1-[(4-Метилфенил)сульфонил]-1Н-индол-2-ил}-3-фенилацетон (139g). Выход 2.03 г 

(56%). Белый порошок. Rf = 0.61 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 

1:1:2). Т.пл. 115–116 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 

71.22; H, 5.21; N, 3.44. C24H21NO3S (403.49). Вычислено, %: C, 71.44; H, 

5.25; N, 3.47. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.31 (c, 3Н, Ме), 3.90 (с, 2Н, 

СН2), 4.11 (с, 2Н, СН2), 6.46 (с, 1H, HAr), 7.16–7.39 (м, 9H, HAr), 7.42–7.45 (м, 1H, HAr), 7.64 

(д, 3J = 8.4, 2H, HAr), 7.93–7.96 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.5, 

42.2, 49.6, 112.4, 114.3, 120.6, 123.4, 124.3, 126.6 (2С), 127.1, 128.7 (2С), 129.2, 129.7 (2С), 

129.8 (2С), 133.8, 133.9, 135.8, 136.6, 144.9, 203.7. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 

403 (21) [M+], 284 (49), 220 (71), 205 (21), 130 (89), 102 (22), 91 (100), 77 (17), 65 (66). ИК 

(KBr): νmax  1730, 1452, 1358, 1172, 1088, 1051 см-1. 

1-(4-Метилфенил)-{3-[(4-Метилфенил)сульфонил]-1Н-индол-2-ил}ацетон (139h). Вы-

ход 2.25 г (60%). Белый порошок. Rf = 0.63 (CH2Cl2/ацетон/петро-

лейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 109–110 С (бензол/петролейный эфир). 

Найдено, %: C, 72.03; H, 5.63; N, 3.25. C25H23NO3S (417.52). 

Вычислено, %: C, 71.92; H, 5.55; N, 3.35. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.31 (c, 3Н, Ме), 2.36 (c, 3Н, Ме), 3.88 (с, 2Н, 

СН2), 4.13 (с, 2Н, СН2), 6.46 (с, 1H, HAr), 7.16–7.28 (м, 8H, HAr), 7.43–7.46 (м, 1H, HAr), 7.66 

(д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.95–7.98 (м, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.0, 

21.5, 42.1, 49.2, 112.4, 114.2, 120.5, 123.4, 124.2, 126.6 (2С), 129.1, 129.3 (2С), 129.5 (2С), 

129.7 (2С), 130.8, 133.9, 135.8, 136.5, 136.6, 144.8, 203.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., 

%): 417 (13) [M+], 284 (57), 220 (70), 130 (71), 105 (100), 91 (62), 77 (26), 65 (21). ИК (KBr): 

νmax  1724, 1456, 1386, 1256, 1192, 1180, 1088, 1068, 1052, 808 см-1. 

Получение дикетонов 140. 

Соединение 134 добавляют к этанольному раствору HCl (20 мл), полученному растворе-

нием 100 г газообразного HCl в 200 г этанола. Реакционную смесь кипятят с обратным хо-

лодильником в течение 6 часов и выливают в холодную воду. Выпавший осадок отфильт-

ровывают, промывают последовательно раствором NaHCO3 и водой, сушат на воздухе и 

очищают колоночной хроматографией на силикагеле (элюент: EtOAc/петролейный эфир, 

1:4). Из 134с образуется 43% 140с и 27% 139с; из 134d – 25% 140d и 30% 139d, из 134е – 

32% 140е и 42% 139е. 
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4-Метил-N-[5-метил-2-(4-оксопентаноил)фенил]бензолсульфонамид (140с). Белый по-

рошок. Rf = 0.05 (EtOAc/петролейный эфир, 1:4). Т.пл. 111–112 С 

(EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: C, 63.78; H, 6.11; N, 3.83. 

C19H21NO4S (359.44). Вычислено, %: C, 63.49; H, 5.89; N, 3.90. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.26 (c, 3Н, Ме), 2.30 (c, 3Н, Ме), 2.35 (с, 3Н, 

Me), 2.76–2.80 (м, 2Н, СН2), 3.16–3.20 (м, 2Н, СН2), 6.83 (дд, 3J = 8.1, 4J = 1.2, 1H, HAr), 7.21 

(д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.43 (д, 4J = 1.2, 1H, HAr), 7.69 (д, 3J = 8.1, 2H, HAr), 7.73 (д, 3J = 8.1, 

1H, HAr), 11.42 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.5, 22.0, 30.1, 33.1, 

36.7, 119.1, 119.4, 123.5, 127.2 (2С), 129.6 (2С), 130.9, 136.4, 140.0, 143.8, 146.2, 201.8, 

207.1. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 359 (33) [M+], 288 (65), 223 (40), 204 (26), 161 

(70), 134 (57), 91 (100), 77 (32), 65 (33), 59 (47), 43 (27). ИК (KBr): νmax  3089, 1716, 1652, 

1596, 1494, 1402, 1163, 931, 874, 820 см-1. 

4-Метил-N-[2-(4-оксопентаноил)-5-хлорофенил]бензолсульфонамид (140d). Белый по-

рошок. Rf = 0.05 (EtOAc/петролейный эфир, 1:4). Т.пл. 115–116 С 

(EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: C, 56.72; H, 4.61; N, 3.49. 

C18H18ClNO4S (379.86). Вычислено, %: C, 56.92; H, 4.78; N, 3.69. 

Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.26 (c, 3Н, Ме), 2.37 (c, 3Н, Ме), 2.79–2.83 

(м, 2Н, СН2), 3.16–3.20 (м, 2Н, СН2), 6.99 (дд, 3J = 8.4, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.26 (д, 3J = 8.4, 

2H, HAr), 7.66 (д, 4J = 1.8, 1H, HAr), 7.72 (д, 3J = 8.4, 2H, HAr), 7.80 (д, 3J = 8.4, 1H, HAr), 11.47 

(уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.5, 30.0, 33.3, 36.6, 118.3, 119.8, 

122.6, 127.2 (2С), 129.8 (2С), 132.1, 136.0, 140.9, 141.0, 144.2, 201.5, 206.8. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 381/379 (12/36) [M+], 338/336 (6/18), 310/308 (24/72), 243 (28), 224 

(57), 182 (30), 180 (44), 155 (52), 91 (100), 65 (32), 55 (31), 43 (32). ИК (KBr): νmax  3113, 

1716, 1649, 1616, 1397, 1158, 906, 818 см-1. 

4-Метил-N-[5-метокси-2-(4-оксопентаноил)фенил]бензолсульфонамид (140e). Белый 

порошок. Rf = 0.04 (EtOAc/ацетон/петролейный эфир, 1:4). Т.пл. 

114–115 С (EtOAc/петролейный эфир). Найдено, %: C, 60.88; H, 

5.63; N, 3.69. C19H21NO5S (375.44). Вычислено, %: C, 60.78; H, 5.64; 

N, 3.73. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.26 (c, 3Н, Ме), 2.35 (c, 3Н, Ме), 

2.77–2.81 (м, 2Н, СН2), 3.15–3.19 (м, 2Н, СН2), 3.79 (c, 3Н, МеO), 6.53 (дд, 3J = 9.0, 4J = 2.7, 

1H, HAr), 7.11 (д, 4J = 2.7, 1H, HAr), 7.23 (д, 3J = 8.4, 2H, HAr), 7.71 (д, 3J = 8.4, 2H, HAr), 7.79 

(д, 3J = 9.0, 1H, HAr), 11.80 (уш. с, 1H, NH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.5, 

30.1, 32.9, 36.7, 55.5, 102.6, 109.0, 115.0, 127.2 (2С), 129.6 (2С), 133.0, 136.3, 142.5, 143.9, 

164.3, 200.6, 207.2. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 375 (52) [M+], 304 (83), 239 (90), 
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220 (34), 176 (100), 149 (46), 91 (56), 43 (53). ИК (KBr): νmax  3402, 1719, 1635, 1571, 1510, 

1158, 898 см-1. 

5-{1-[(4-Метилфенил)сульфонил]-6-хлор-1Н-индол-2-ил}-4-оксопентановая кислота 

(141а) получена по методу, описанному для синтеза 

соединений 139 из 134k. Выход 1.70 г (45%). Белый порошок. 

Rf = 0.02 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 147–

148 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 56.84; H, 

4.15; N, 3.13. C20H18ClNO5S (419.88). Вычислено, %: C, 57.21; H, 4.32; N, 3.34. Спектр 

ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.33 (c, 3Н, Ме), 2.66–2.69 (м, 2Н, СН2), 2.87–2.89 (м, 

2Н, СН2), 4.11 (с, 2Н, СН2), 6.49 (с, 1H, HAr), 7.14–7.34 (м, 4H, HAr), 7.63 (д, 3J = 8.2, 2H, 

HAr), 7.97 (с, 1H, HAr), 9.92 (уш. с, 1H, ОH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.5, 

27.8, 36.4, 42.7, 112.2, 114.5, 121.3, 124.2, 126.5 (2С), 127.6, 130.0 (2С), 130.3, 134.2, 135.4, 

136.9, 145.3, 178.5, 203.9. Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 421/419 (2/6) [M+], 319 

(33), 164 (100), 155 (18), 101 (27), 91 (84), 65 (44). ИК (KBr): νmax  3430, 1712, 1424, 1360, 

1276, 1260, 1172, 1088, 948 см-1. 

5-{6-Метил-1-[(4-метилфенил)сульфонил]1Н-индол-2-ил}-4-оксопентановая кислота 

(141b) получена по методу, описанному для синтеза соедине-

ний 139 из 134l. Выход 1.54 г (43%). Белый порошок. Rf = 0.02 

(CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 170–171 С 

(бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 63.28; H, 5.20; N, 

3.36. C21H21NO5S (399.46). Вычислено, %: C, 63.14; H, 5.30; N, 3.51. Спектр ЯМР 1Н (300 

МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.32 (c, 3Н, Ме), 2.43 (c, 3Н, Ме), 2.65–2.68 (м, 2Н, СН2), 2.86–2.89 

(м, 2Н, СН2), 4.09 (с, 2Н, СН2), 6.48 (с, 1H, HAr), 7.02 (д, 3J = 7.8, 1H, HAr), 7.19 (д, 3J = 8.4, 

2H, HAr), 7.31 (д, 3J = 7.8, 1H, HAr), 7.62 (д, 3J = 8.4, 2H, HAr), 7.77 (с, 1H, HAr), 9.98 (уш. с, 

1H, ОH). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.5, 21.9, 27.8, 36.3, 42.9, 112.6, 114.6, 

120.2, 125.0, 126.5 (2С), 126.9, 129.8 (2С), 132.8, 134.5, 135.9, 137.2, 144.8, 178.2, 204.3. 

Масс-спектр (ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 399 (3) [M+], 299 (12), 234 (13), 144 (100), 115 (10), 

91 (31), 65 (17). ИК (KBr): νmax  3430, 1712, 1424, 1360, 1276, 1260, 1172, 1088, 948 см-1. 

1-(1-Метансульфонил-6-метил-1Н-индол-2-ил}ацетон (142). Выход 1.62 г (68%). Белый 

порошок. Rf = 0.51 (CH2Cl2/ацетон/петролейный эфир, 1:1:2). Т.пл. 

159–160 С (бензол/петролейный эфир). Найдено, %: C, 59.08; H, 

5.66; N, 5.32. C13H15NO3S (265.33). Вычислено, %: C, 58.85; H, 5.70; 

N, 5.28. Спектр ЯМР 1Н (300 МГц, СDCl3, δ, КССВ): 2.29 (c, 3Н, Ме), 2.48 (с, 3Н, Ме), 

3.11 (c, 3Н, Ме), 4.10 (с, 2Н, СН2), 6.41 (с, 1H, HAr), 7.08 (дд, 3J = 8.1, 4J = 0.9, 1H, HAr), 7.18 
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(д, 4J = 0.9, 1H, HAr), 7.39 (д, 3J = 8.1, 1H, HAr). Спектр ЯМР 13С (75 МГц, CDCl3, δ): 21.9, 

29.5, 39.1, 43.6, 111.3, 113.6, 120.3, 124.9, 126.7, 133.3, 134.6, 136.7, 205.5. Масс-спектр 

(ЭУ, 70 эВ, m/z, Iотн., %): 265 (2) [M+], 222 (26), 143 (74), 115 (22), 43 (100), 39 (20). ИК 

(KBr): νmax  1720, 1452, 1423, 1354, 1330, 1268, 1167, 1060, 974, 810 см-1.  



339 
 

4. ЗАКЛЮЧЕНИЕ 

Таким образом, в данном исследовании разработаны и оптимизированы методы 

превращения простых производных фурана, легко получаемых при переработке биомас-

сы, в различные азагетероциклы: полизамещённые индолы и хинолины, замещённые 5Н- 

и 11Н-индоло[3,2-c]хинолины, пирроло[1,2-a]пиразины, пирроло[1,2-a][1,4]диазепины, их 

бензо- и гетарен-аннелированные производные, 10Н-пиридазино[1,6-b]изохинолины, 2-

(аминометил)пирролы, производные фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-b]индола и фуро-

[2,3:3,4]циклогепта[1,2-c]изохинолина, а также в 3-(3-оксоалкил)изокумарины и нафто-

[1,2-b:3,4-b’]дифураны.  

Разработанные методы можно разделить на две большие группы. В первой фурано-

вый цикл выступает в роли нуклеофила, а электрофилом является либо аминоалкильный 

катион, получаемый в условиях реакций Пикте-Шпенглера или Бишлера-Напиеральского 

(схема 4.1), либо нитрениевый ион (схема 4.2). 

 
Схема 4.1 

 
Схема 4.2 

Вторую группу образуют превращения, в которых протонирование фуранового 

цикла превращает его в электрофил, который взаимодействует с нуклеофильной группой, 

соединённой с -атомом углерода фурана линкером, состоящим из двух, трёх или четырёх 

атомов, причём в первом случае фуран выступает в необычной роли синтетического 

эквивалента 1,3-дикетона (схема 3.3); в остальных реакциях фуран реагирует как синтети-

ческий эквивалент 1,4-дикетона (схема 3.4). 
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Схема 4.3 

 
Схема 4.4 

 В ходе исследования определены факторы, влияющие на направление протекания 

изученных процессов, найдены условия, позволяющие селективно получать один из воз-

можных продуктов соответствующей реакции; выявлены сферы применимости разрабо-

танных подходов, найдены ограничения для их использования. 

 Кроме того, в данной работе продемонстрирована возможность использования раз-

работанных методов в полном синтезе природных соединений, а также их синтетических 

аналогов.  
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ОСНОВНЫЕ РЕЗУЛЬТАТЫ И ВЫВОДЫ 

1. Разработка эффективных методов переработки биомассы в продукты тонкого хи-

мического синтеза является одной из глобальных тенденций развития химии и тех-

нологии последних лет. В данной работе показано, что производные фурана, легко 

получаемые из фурфурола или 5-(гидроксиметил)фурфурола, первичных продук-

тов переработки биомассы («молекулярных синтетических платформ»), могут быть 

превращены в разнообразные азагетероциклы (пирролы, индолы, хинолины, диазе-

пины, их бензо- и гетарен-аннелированные производные). При этом фурановый 

цикл предоставляет от одного до четырёх атомов углерода для образования новой 

циклической системы. 

2. Открыта новая реакция синтеза индолов, основанная на катализируемом кислотой 

взаимодействии 2-(2-аминофенил)фуранов с альдегидами и приводящая к образо-

ванию 2-арил-3-(2-ацилвинил)индолов, представляющих интерес в качестве физио-

логически активных соединений, а также в качестве интермедиатов для дальней-

ших превращений благодаря наличию в молекуле легко функционализируемых 

групп. Определена сфера применимости открытой реакции, показаны её возмож-

ные ограничения. На основе этой реакции разработан новый простой и эффектив-

ный метод синтеза индоло[3,2-c]хинолинов, алкалоида изокриптолепина, проявля-

ющего противомалярийные свойства, а также его производных. 

3. Обнаружена необычная реакция деацилалкенилирования 2-арил-3-(2-ацилвинил)-

индолов при действии гидрохлорида фенилгидразина. В сочетании с открытой ре-

акцией синтеза этих индолов этот процесс можно рассматривать как метод получе-

ния 6-замещённых-2-арилиндолов, трудно доступных иными методами. 

4. Открыта новая реакция синтеза полифункционализированных хинолинов, основан-

ная на катализируемой кислотой перегруппировке 2-[(2-ациламино)бензил]фура-

нов. Определена сфера применимости этой реакции. Показано, что диастереоселек-

тивность реакции определяется заместителем при атоме С(4) образующегося хино-

линового ядра: в случае (гетеро)ароматического заместителя фрагмент α,β-ненасы-

щенного кетона в хинолине имеет Z-конфигурацию, а при отсутствии заместителя 

(атом водорода) – E-конфигурацию. 

5. Показано, что реакция восстановительной рециклизации 2-(2-нитробензил)фуранов 

в 2-(3-оксоалкил)-3-фурилиндолы при действии SnCl2. протекает через катализиру-

емую кислотой Льюиса (Брёнстеда) электрофильную атаку промежуточно образу-
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ющегося нитрозосоединения на α атом углерода фурана. Установлено влияние за-

местителей в субстрате на хемоселективность процесса. 

6. Определено влияние заместителей как в ароматическом, так и в фурановом цикле, а 

также условий проведения реакции на направление кислотно-катализируемой ре-

циклизации (2-аминофенил)дифурилметанов. Выявлены сходство и различие в по-

ведении (2-аминофенил)дифурилметанов, 2-гидроксифенильных аналогов и других 

(2-аминофенил)ди(гетарил)метанов. Определены условия селективного образова-

ния 2-(3-оксоалкил)-3-фурилиндолов, 2-(3-оксоалкил)-3-(1,4-диоксоалкил)индолов, 

фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-b]индолов. 

7. Показано, что кислотно-катализируемая рециклизация 2-фурфурилбензойных кис-

лот приводит к образованию 3-(3-оксоалкил)изокумаринов; в случае 2-(дифурил-

метил)бензойных кислот первоначально образующийся продукт вступает во вто-

ричную реакцию циклизации с образованием фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-c]изо-

кумаринов. Реакцией 3-(3-оксоалкил)изокумаринов с гидразином впервые получе-

на новая гетероциклическая система пиридазино[1,6-b]изохинолина. Взаимодейст-

вием гидразина с фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-c]изокумаринами были получены 

ранее неизвестные тетрациклические производные фуро[2,3:3,4]циклогепта[1,2-

c]изохинолина. 

8. Разработан простой и эффективный метод синтеза труднодоступных производных 

2-(аминометил)пиррола, основанный на рециклизации соответствующих фурфу-

риламинов через последовательность превращений «защита аминогруппы – гидро-

лиз фурана в 1,4-дикетон – реакция Пааля-Кнорра – снятие защитной групппы». 

9. Предложен общий подход к синтезу производных пиррола, аннелированных к аза-

гетероциклическим системам – частично гидрированным пирроло[1,2-a][1,4]диазе-

пинам, их бензо- и гетероарен-аннелированным производным, а также тетрагидро-

пирроло[1,2-a]пиразинам. Предложен и успешно реализован способ решения проб-

лемы низкой эффективности процесса при наличии стерических препятствий цик-

лизации с образованием азепинового цикла, основанный на изучении механизма 

этих реакций, в том числе с использованием неэмпирических квантово-химических 

расчётов высокого уровня. 

10. Разработан метод получения из производных 2-(2-аминофенил)фурана соответст-

вующих 2-(2-оксоалкил)индолов, основанный на использовании необычной реак-

ционной способности фуранов как синтетических эквивалентов 1,3-дикетонов.
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