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СИНТЕЗ НОВЫХ ГЕТЕРОЦИКЛИЧЕСКИХ СИСТЕМ – 
БЕНЗО[b]ФУРОБЕНЗИМИДАЗОЛОВ 

Ключевые слова: 1Н-бензо[b]фуро[3,2-g]-, 3Н-бензо[b]фуро[3,2-f]бензимидазол. 

Целью настоящей работы было создание тетрациклических конденсиро-
ванных систем, включающих два бициклических фрагмента – бензо[b]фуран 
и бензимидазол, каждый из которых в отдельности характеризуется высокой 
фармакологической активностью. Идея такого размещения фрагментов обос-
нована высокой активностью производных имидазола. Дибазол, антибиотик 
азомицин, 2-нитроимидазол, аминокислота гистидин [1, 2] – неполный пере-
чень лекарственных средств, внедрённых в медицинскую практику. В качест-
ве исходных соединений нами были выбраны 2,3- (1) и 3,4-диамино-
дибензофураны (2) [3]. Циклизацию проводили в условиях модифицирован- 
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ной реакции Филлипса [4–6]. В качестве циклизующего агента использовали 
муравьиную и уксусную кислоты с добавлением каталитического количества 
конц. НСl. 

В результате были синтезированы 3Н-бензо[b]фуро[3,2-f]- (3), 2-метил-3Н-
бензо[b]фуро[3,2-f]- (4) и 1Н-бензо[b]фуро[3,2-g]бензимидазолы (5). 

Структура полученных соединений установлена ИК и ЯМР 1Н спектро-
скопией. 

 
ИК спектры записаны на спектрометре Thermo Nicolet Avatar 370. Спектры 

ЯМР 1Н зарегистрированы на спектрометре Bruker WM-400 (400 МГц) в ДМСО-d6, 
внутренний стандарт ТМС. Элементный анализ выполнен на анализаторе HP-165B 
CHN. Температуры плавления определены на аппарате Mel-Temp 30. Контроль за 
ходом реакций и чистотой полученных соединений проводили методом ТСХ на 
пластинах Silufol UV-254 (элюент C6H6–EtOAc–Et2O, 1:3:5). 

3H-Бензо[b]фуро[3,2-f]бензимидазол (3). Смесь 0.20 г (1 ммоль) 2,3-диамино-
дибензофурана (1), 2.0 мл НСООН и 0.5 мл конц. НСl кипятят 30 мин. Реакционную 
смесь осторожно подщелачивают при энергичном перемешивании и охлаждении, 
добавляя разбавленный раствор NH4OH до появления слабого запаха аммиака. 
Выпавший желтовато-коричневый осадок отфильтровывают, тщательно промывают 
ледяной водой (4  25 мл) и сушат. Выход 0.18 г (85%). Т. пл. 191–195 С. ИК спектр 
(тонкий слой), ν, cм–1: 3470 (NH), 1619 (имидазольное кольцо). Спектр ЯМР 1Н, 
δ, м. д. (J, Гц): 7.31–8.03 (4H, м, H-6,7,8,9); 8.06 (1H, д, J10,4 = 0.6, H-10); 8.10 (1H, c, 
H-2); 8.20 (1H, д, J4,10 = 0.6, H-4); 12.10 (1H, уш. с, NH). Найдено, %: C 74.95; H 3.88; 
N 13.43. C13H8N2O. Вычислено, %: C 74.99; H 3.87; N 13.45. 

2-Метил-3H-бензо[b]фуро[3,2-f]бензимидазол (4). Получен аналогично выше-
указанному методу. Циклизацию проводили в уксусной кислоте. Выход 0.18 г (82%). 
Т. пл. 249–251 С. ИК спектр (тонкий слой), ν, cм–1: 3468 (NH), 2850 (СН3), 1619 
(имидазольное кольцо). Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 2.58 (3H, c, СН3); 7.33–8.03 
(4H, м, H-6,7,8,9); 8.24 (1H, д, J4,10 = 0.6, Н-4); 8.86 (1H, д, J10,4 = 0.6, Н-10); 12.08 (1H, 
уш. с, NH). Найдено, %: C 75.63; H 4.51; N 12.63. C14H10N2O. Вычислено, %: C 75.66; 
H 4.54; N 12.60. 

1Н-Бензо[b]фуро[3,2-g]бензимидазол (5). Смесь 0.20 г (1 ммоль) 3,4-диами-
нодибензофурана (2), 2.0 мл НСООН и 0.5 мл конц. НСl кипятят 40 мин. Реакцион-
ная смесь становится коричнево-прозрачной. Смесь осторожно подщелачивают при 
энергичном перемешивании и охлаждении, добавляя разбавленный раствор NH4OH 
до появления слабого запаха аммиака. Выпавший коричневый осадок 
отфильтровывают, тщательно промывают ледяной водой (4  25 мл) и сушат. 
Выход 0.17 г (80%). Т. пл. 161–164 С. ИК спектр (тонкий слой), ν, cм–1: 3440 (NH), 
1610 (имидазольное кольцо). Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 7.31–8.04 (4H, м, H-
6,7,8,9); 7.72 (1H, д, J5,4 = 8.9, Н-5); 7.92 (1H, д, J4,5 = 8.9, Н-4); 8.26 (1H, с, H-2); 
12.40 (1H, уш. с, NH). Найдено, %: C 74.97; H 3.86; N 13.46. C13H8N2O. Вычислено, 
%: C 74.99; H 3.88; N 13.45 
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ANNELATION OF 8-(2-PROPYNYLSULFANYL)QUINOLINE 

Keywords: quinoline derivatives, thiophene derivatives, annelation, cyclization, 
sigmatropic shift, thio-Claisen rearrangement. 

Quinoline and its derivatives play an important role in the chemistry of 
heterocyclic compounds. Many quinoline derivatives exhibit high biological 
activity [1]. 

The elaboration of synthetic approaches to annelation of heterocyclic com-
pounds is a field of our special interest [2–6]. One of the approaches is based on 
the reaction of [3,3]-sigmatropic shift (thio- and seleno-Claisen rearrange-
ments) [2]. 

In this work we propose an efficient selective synthesis of 2-methylthieno-
[3,2-h]quinoline (3) from 8-(2-propynylsulfanyl)quinoline (1). Heating of com-
pound 1 at 190°C in pyridine for 7 h in a sealed tube led to annelated system 3 in 
60% yield (not optimized). 
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