
 1397 

ХИМИЯ  ГЕТЕРОЦИКЛИЧЕСКИХ  СОЕДИНЕНИЙ. — 2010. — № 9. — С. 1397—1403 
 

 
 

 
 

А. Б. Ересько, В. С. Толкунов, С. В. Толкунов* 
 

КОНДЕНСИРОВАННЫЕ ДИАЗЕПИНЫ  
СИНТЕЗ 1-АРИЛ-3,5-ДИГИДРО-4H-1-БЕНЗОФУРО[2,3-d][1,2]- 

ДИАЗЕПИН-4-ОНОВ 
 

Изучены циклконденсации (2-ароил-1-бензофуран-3-ил)уксусных кислот и их 
метиловых эфиров с гидразингидратом в различных экспериментальных 
условиях. Найдены оптимальные условия образования 1-арил-3,5-дигидро-4H-1-
бензофуро- [2,3-d][1,2]диазепин-4-онов.  
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оны, (2-ароил-1-бензофуран-3-ил)уксусные кислоты, гидразингидрат, 
конденсирован- ные диазепины, ПФК, бензоилирование, циклизация. 

 

 
1-Арил-3,5-дигидро-4Н-2,3-бензодиазепин-4-оны активно изучаются в 

связи с обнаруженной у них противосудорожной активностью [1–4]. 
Известные пути их получения основаны на взаимодействии 2-ароил-4,5-
диметоксифенилуксусных кислот или их эфиров с гидразином [1–6]. 
Из гетероциклических аналогов 2,3-бензодиазепин-4-онов известны лишь 
3Н-[1,2]диазепино[5,6-b]индолы, полученные циклоконденсацией этило- 
вого эфира [2-формил(ацетил)индол-2-ил]уксусной кислоты с гидразин- 
гидратом [7–9]. В ряду 1-бензофурана аналогичные превращения не описаны. 
Как было показано в нашей предыдущей публикации [10], гетеро- 
циклизация гидразонов (2-ацил-1-бензофуран-3-ил)уксусной кислоты 
приводит к соответствующим азинам, а гетероциклизации гидразонов 
ариламидов (2-ацетил-1-бензофуран-3-ил)уксусной кислоты, в зависимости 
от условий, протекают с образованием 2-амино-1-метил-1-бензофуро[2,3-с]- 
пиридин-3-она либо азинов ариламидов (2-ацетил-1-бензофуран-3-ил)- 
уксусной кислоты. 

В настоящей работе исследованы реакции метиловых эфиров (2-ароил- 
1-бензофуран-3-ил)уксусных кислот 2a–g и (2-ароил-1-бензофуран-3-ил)- 
уксусных кислот 4a–с с гидразингидратом. Исходные эфиры 2a–g получают 
ацилированием метилового эфира (6-метил-1-бензофуран-3-ил)уксусной 
кислоты (1) ароил(гетероил)хлоридами в присутствии хлористого алюминия. 

Ацилирование метилового эфира 1 бензойной,  вератровой  и тиофен- 
2-карбоновой кислотами в ПФК приводит к 7-метил-1-фенил-3Н-пирано-   
[3,4-b][1]бензофуран-3-ону (3а), 7-метил-1-(тиенил-2)-3Н-пирано[3,4-b][1]- 
бензофуран-3-ону (3b) и 1-(3,4-диметоксифенил)-7-метил-3Н-пирано[3,4-b]- 
[1]бензофуран-3-ону (3с),   из которых щелочным гидролизом получены  
(2-ароил-1-бензофуран-3-ил)уксусные кислоты 4a–с.  Только  при использо- 
вании  вератровой кислоты получены высокие выходы пирона 3с (85%). 
В остальных случаях этот метод дает плохие выходы и трудно очищаемые 
вещества, поэтому в синтезе других производных мы его не использовали. 
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2 a R = Ph, b R = 2-тиенил, c R = 3-МеOС6Н4, d R = 2-МеOС6Н4, e R = 4-ClС6Н4, 
f R =4-MeС6Н4, g R = 2-ClС6Н4; 3, 4 a R = Ph, b R = 2-тиенил, с R = 3,4-(МеО)2С6Н3 

 

 

Гетероциклизация (2-ароил-6-метил-1-бензофуран-3-ил)уксусных кислот 
4a–с гладко протекает при длительном (20 ч) кипячении с пятикратным 
количеством гидразингидрата в этилцеллозольве в присутствии каталити- 
ческих количеств уксусной кислоты (метод А). 1-Арил-8-метил-3,5-ди- 
гидро-4Н-1-бензофуро[2,3-d][1,2]диазепин-4-оны 5a,b,h получены с 
выходами до 50%. В аналогичных условиях гетероциклизация метиловых 
эфиров (2-ароил-1-бензофуран-3-ил)уксусных кислот 2a–g приводит к 
смеси гидразидгидразонов и соответствующих диазепинов 5a–g с 
преобладанием последних (по данным спектроскопии ЯМР 1Н и хромато-
масс-спектров).  
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5 a R = Ph, b R = 2-тиенил, c R = 3-МеОС6Н4, d R = 2-МеOС6Н4, e R = 4-ClС6Н4, 

f R = 4-МеС6Н4, g R = 2-ClС6Н4, h R = 3,4-(МеО)2С6Н3; 6 a R = Ph, 
b R =2-тиенил, с R = 3,4-(МеО)2С6Н3 
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Т а б л и ц а  1 
Характеристики синтезированных соединений 1–6 

Найдено, % 
Вычислено, % 

Сое- 
дине- 
ние 

Брутто-
формула 

C H Cl N S 

Т. пл.,  

°C 

Выход, 
% 

(метод) 

1 C12H12O3 70.41 
70.58 

 

5.84 
5.92 

   –* 
 

92 

2a C19H16O4 74.12 
74.01 

 

5.17 
5.23 

 

   117–118 76 

2b C17H14O4S 65.06 
64.95 

4.40 
4.49 

 

  10.11 
10.20 

 

101–103 64 

2c C20H18O5 70.85
70.99 

5.44 
5.36 

 

   79–80 74 

2d C20H18O5 70.87 
70.99 

5.42 
5.36 

 

   81–82 80 

2e C19H15ClO4 66.69 
66.58 

4.49 
4.41 

 

10.29 
10.34 

 

  134–136 62 

2f C20H18O4 74.39 
74.52 

5.70 
5.63 

 

   83–85 62 

2g C19H15ClO4 66.46 
66.58 

4.32 
4.41 

10.27 
10.34 

 

  79–80 66 

3a C18H12O3 78.15 
78.25 

4.31 
4.38 

 

   186–187 10 

3b C16H10O3S 68.18 
68.07 

3.50 
3.57 

  11.28 
11.36 

164–166 25 

3c C20H16O5 71.31 
71.42 

4.86 
4.79 

 

   194–195 85 

4a C18H14O4 73.59 
73.46 

4.70 
4.79 

   171–172 92 

4b C16H12O4S 64.09 
63.99 

3.95 
4.03 

  10.61 
10.68 

146–148 42 

4c C20H18O6 67.64 
67.79 

5.24 
5.12 

   189–190 90 

5a C18H14N2O2 74.34 
74.47 

4.94 
4.86 

 9.57 
9.65 

 214–216 57 (A), 
20 (Б) 

5b C16H12N2O2S 64.70 
64.85 

4.00 
4.08 

 9.40 
9.45 

10.75 
10.82 

197–198 33 (A), 
35 (Б) 

5c C19H16N2O3 71.35 
71.24 

5.10 
5.03 

 8.67 
8.74 

 203–205 42 (Б), 
53 (В) 

5d C19H16N2O3 71.36 
71.24 

4.94 
5.03 

 8.81 
8.74 

 184–186 18 (Б), 
21 (В) 

5e C18H13ClN2O 66.69 
66.57 

4.11 
4.03 

10.81 
10.92 

8.70 
8.63 

 229–231 63 (Б), 
61 (В) 

5f C19H16N2O2 75.09 
74.98 

5.20 
5.30 

 9.12 
9.20 

 210–211 43 (Б) 

5g C18H13ClN2O2 66.45 
66.57 

4.10 
4.03 

10.82 
10.92 

8.59 
8.63 

 211–212 20 (B) 

5h C20H18N2O4 78.42 
78.56 

5.25 
5.18 

 7.95 
8.00 

 208–210 40 (A) 

6a C18H18N4O2 67.21 
67.07 

5.70 
5.63 

 17.30 
17.38 

 191–192 46 

6b C16H16N4O3S 58.71 
58.52 

4.80 
4.91 

  9.93 
9.76 

170–171 39 

6c C20H22N4O4 62.71 
62.82 

5.87 
5.80 

 14.54 
14.62 

 168–170 41 

______________ 

* Т. кип. 150 °C (9 мм рт. ст.) 
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Т а б л и ц а  2 

Спектры ЯМР 1Н соединений 1–6 

Сое-
дине- 
ние 

Химические сдвиги, δ, м. д. (J, Гц) 

1 2 

1 2.47 (3Н, с, 6-СН3); 3.68 (3H, c, CO2CH3); 3.70 (2H, c, CH2); 7.04 (1Н, д, J = 8.0, 
H-5);  7.27 (1H, c, H-7); 7.41 (1Н, д, J = 8.0, H-4); 7.66 (1H, c, H-2) 
 

2a 2.53 (3Н, с, 6-СН3); 3.68 (3Н, с, CO2CH3); 4.14 (2H, c, CH2); 7.18 (1H, д, J = 8.0, 
H-5); 7.42 (1H, c, H-7); 7.54 (2Н, т, J = 8.0, Н-3',5'); 7.62 (2H, м, H-4,4'); 8.08 (2Н, 
д,  J = 8.0, Н-2',6') 
 

2b 2.55 (3Н, с, 6-СН3); 3.68 (3Н, с, CO2CH3); 4.19 (2H, c, CH2); 7.18 (1H, д, J = 8.0, 
H-5); 7.27 (1H, т, J = 4.0, H-4'); 7.46 (1H, c, H-7); 7.61 (1H, д, J = 8.0, H-4); 7.91 
(1H, д, J = 4.0, H-5'); 8.39 (1H, д, J = 4.0, H-3') 

2c 2.54 (3Н, с, 6-СН3); 3.70 (3Н, с, CO2CH3); 3.90 (3H, c, 3'-OCH3); 4.17 (2H, c, CH2); 
7.18 (2H, м, H-5,5'); 7.43 (1H, д, J = 1.6, H-7); 7.45 (1H, д. д, J = 8.0, J = 1.6, H-4); 
7.56 (1H, д, J = 2.1, H-2'); 7.63 (1H, д. д, J = 8.0, J = 2.1, H-4'); 7.70 (1H, д, J = 8.0, 
H-6') 

2d 2.49 (3Н, с, 6-СН3); 3.68 (3Н, с, CO2CH3); 3.76 (3H, c, 2'-OCH3); 4.07 (2H, c, CH2);  
7.04 (1H, т, J = 8.0, H-5');  7.08 (1Н, д, J = 8.0, Н-3');  7.12 (1H, д, J = 8.0, H-5); 
7.27 (1H, c, H-7); 7.35 (1H, д, J = 8.0, H-4); 7.51 (1H, т, J = 8.0, H-4'); 7.57 (1H, д, 
J = 8.0, H-6')  

2e 2.54 (3Н, с, 6-СН3); 3.69 (3Н, с, CO2CH3); 4.18 (2H, c, CH2); 7.20 (1H, д, J = 8.0, 
H-5); 7.42 (1H, c, H-7); 7.56 (2H, д, J = 8.0, Н-3',5'); 7.65 (1H, д, J = 8.0, H-4); 8.11 
(2H, д, J = 8.0, H-2',6') 

2f 2.46 (3Н, с, 4'-СН3); 2.53 (3Н, с, 6-СН3); 3.68 (3Н, с, CO2CH3); 4.16 (2H, c, CH2); 
7.18 (1H, д, J = 8.0, H-5); 7.33 (2H, д, J = 8.0, Н-3',5'); 7.39 (1H, c, H-7);  7.60 (1H, 
д, J = 8.0, H-4); 7.99 (2H, д, J = 8.0, Н-2',6') 

2g 2.48 (3Н, с, 6-СН3); 3.67 (3Н, с, CO2CH3); 4.14 (2H, c, CH2); 7.15 (1H, д, J = 8.0, 
H-5); 7.29 (1H, c, H-7); 7.42–7.54 (4Н, м, Н-3'–6'); 7.62 (1H, д, J = 8.0, H-4) 

3a 2.51 (3Н, с, 7-СН3); 6.69 (1Н, с, H-4); 7.19 (1H, д, J = 8.0, H-6); 7.38 (1Н, с, Н-8);  
7.50–7.62 (3H, м, H-3'–5'); 7.95 (1Н, д, J = 8.0, H-5); 8.11 (2H, д, J = 8.0, H-2',6') 

3b 2.54 (3Н, с, 7-СН3); 6.50 ( 1Н, с, H-4); 7.16 (1H, д, J = 8.0, H-6); 7.25 (1Н, т, J = 4.0, 
H-4'); 7.31 (1H, с, H-8); 7.73 (1Н, д, J = 4.0, H-5'); 7.85 (2H, м, H-5,3') 

3c 2.51 (3Н, с, 7-СН3); 3.89 (3Н, с, 3'-ОСH3); 3.91 (3Н, с, 4'-ОСH3); 6.43 (1Н, с, H-4); 
7.01 (1H, д, J = 8.0, H-5'); 7.12 (1H, д, J = 8.0, Н-6); 7.27 (1H, с, H-8); 7.53 (1H, с, 
H-2');  7.70 (1Н, д, J = 8.0, Н-6'); 7.82 (1Н, д, J = 8.0, H-5) 

4a 2.52 (3Н, с, 6-СН3); 4.08 (2Н, с, СН2); 7.18 (1H, д, J = 8.2, H-5); 7.41 (1Н, с, Н-7);  
7.50–7.64 (3H, м, H-3'–5'); 7.66 (1H, д, J = 8.2, H-4); 8.06 (2H, д, J = 8.2, H-2',6'); 
12.28 (1H, с, СООH) 

4b 2.53 (3Н, с, 6-СН3); 4.10 (2H, c, CH2);  7.17 (1H, д, J = 8.0, H-5);  7.26 (1H, т,  J = 4.0, 
H-4'); 7.44 (1H, c, H-7);  7.63 (1H, д, J = 8.0, H-4);  7.91 (1H, д, J = 4.0, H-5');  8.37 
(1H, д, J = 4.0, H-3'); 12.10 (1H, уш. c, СООH) 

4с 2.52 (3Н, с, 6-СН3);  3.87 (3Н, с, 3'-ОСH3); 3.90 ( 3Н, с, 4'-ОСH3);   4.11 (2Н, с, СН2); 
7.01 (1H, д, J = 8.2, H-5'); 7.12 (1H, д, J = 8.2, H-6'); 7.29 (1H, c, H-2'); 7.41 (1H, c, 
H-7); 7.68 (1H, д, J = 8.0, H-5); 7.98 (1H, д, J = 8.0, H-4); 12.10 (1H, с, СООH) 

5a 2.49 (3Н, с, 8-СН3);  3.66 (2Н, с, СН2);  7.16–7.74 (8H, м, H аром.);  11.18 (1H, c, NH) 

5b 2.52 (3Н, с, 8-СН3);  3.64 (2Н, с, СН2);  7.10 (1H, т, J = 4.0, H-4');  7.17 (1H, д,  J = 8.0, 
H-7); 7.38 (1Н, с, H-9); 7.46 (1H, д, J = 4.0, H-5'); 7.65 (1Н, д, J = 4.0, H-3');  
7.67 (1H, д, J = 8.0, H-6); 11.08 (1H, c, NH) 

5c 2.50 (3Н, с, 8-СН3); 3.65 (2Н, с, СН2); 3.83 (3Н, с, 3'-OCH3); 6.97 (1H, д, J = 8.0, 
H-4'); 7.16 (1H, д, J = 8.0, H-7); 7.28–7.32 (4H, м, H-2',5',6',9); 7.66 (1H, д, J = 8.0, 
H-6); 11.09 (1H, c, NH) 
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О к о н ч а н и е  т а б л и ц ы  2 
 

1 2 

5d 2.47 (3Н, с, 8-СН3);  3.60 (3Н, с, 2'-OCH3); 3.67 (2Н, с, СН2);  7.00–7.06  (2H, м, 
H-3',5'); 7.12 (1H, д, J = 8.0, H-7); 7.20 (1Н, с, H-9); 7.44 (1H, т, J = 8.0, H-4'); 7.51 
(1H, д, J = 8.0, H-6'); 7.62 (1H, д, J = 8.0, H-6); 11.06 (1H, c, NH) 

5e 2.51 (3Н, с, 8-СН3); 3.67 (2Н, с, СН2); 7.18 (1H, д, J = 8.0, H-7); 7.31 (1Н, с, H-9); 
7.44 (2H, д, J = 8.0, H-3',5'); 7.69 (1H, д, J = 8.0, H-6); 7.75 (2H, д, J = 8.0, H-2',6'); 
11.23 (1H, c, NH) 

5f 2.41 (3Н, с, 4'-CH3);  2.48 (3Н, с, 8-СН3);  3.63 (2Н, с, СН2);  7.22 (4Н, м, Н аром.); 
7.63 (3H, м, Н аром.); 11.09 (1H, c, NH) 

5g 2.47 (3Н, с, 8-СН3); 3.73 (2Н, с, СН2); 7.15 (1H, д, J = 8.0, H-7); 7.23 (1Н, с, H-9); 
7.46 (3H, уш. с, H-4'–6'); 7.62 (1H, д, J = 8.0, H-6); 7.67 (1H, д, J = 8.0, H-3'); 
11.31 (1H, c, NH) 

5h 2.51 (3Н, с, 8-СН3); 3.62 (2Н, с, СН2);  3.83 (3H, c, 3'-OCH3);  3.87 (3H, c, 4'-OCH3); 
6.91 (1H, д, J = 8.0, H-5');  7.17 (1H, д, J = 8.0, H-7);  7.26 (1Н, д, J = 8.0, H-6'); 
7.32 (1H, c, H-9); 7.35 (1H, c, H-2'); 7.67 (1Н, д, J = 8.0, H-6); 10.95 (1H, c, NH) 

6a 2.42 (3Н, с, 6-СН3); 3.60 (2Н, с, СН2); 4.10 (2H, уш. c, =NNH2); 6.67 (2H, с, 
CONHNH2); 7.16–7.70 (8H, м, H аром.); 8.90 (1Н, с, NH) 

6b 2.55 (3Н, с, 6-СН3); 4.08 (2Н, уш. с, =NNH2); 4.19 (2H, c, СН2); 6.66 (2H, с, 
CONHNH2); 7.18 (1Н, д, J = 8.0, H-5); 7.27 (1H, т, J = 4.0, H-4'); 7.46 (1H, c, H-7);  
7.61 (1Н, д, J = 8.0, H-4); 7.91 (1Н, д, J = 4.0, H-5'); 8.39 (1Н, д, J = 4.0, H-3'); 8.85 
(1Н, с, NH) 

6c 2.54 (3Н, с, 6-СН3); 3.92 (3H, c, 3'-OCH3); 3.95 (3H, c, 4'-OCH3); 4.00 (2H, уш. c, 
=NNH2); 6.64 (2H, с, CONHNH2); 7.01 (1Н, д, J = 8.0, H-5'); 7.17 (1Н, д, J = 8.0, 
H-5); 7.37 (1Н, с, Н-7); 7.63 (1Н, с, Н-2'); 7.68 (1Н, д, J = 8.0, H-4); 7.85 (1Н, д, 
J = 8.0, H-6'); 8.97 (1Н, с, NH) 

 
 
Обработка полученной таким образом смеси продуктов реакции 

уксусной кислотой в присутствии каталитических количеств п-толуол- 
сульфокислоты позволяет получать диазепины 5a–g с выходами 40–60% 
(метод Б).  

Попытка оптимизировать метод Б, используя кетоэфиры 2a–g, 
гидразингидрат, уксусную кислоту и п-толуолсульфокислоту в качестве 
катализатора, далa худшие выходы конечных диазепинов, чем в двух- 
стадийном методе, и более грязные продукты реакции. Лучшие результаты 
получены при гетероциклизации эфиров 2а–g пятикратным количеством 
ацетата гидразина в этилцеллозольве (метод В). Кипячение кетокислот 4а–
с в этилцеллозольве с дигидрохлоридом гидразина не приводит к 
диазепинам. 

Пироны 3а–с в методе А превращаются в диазепины с выходами до 
40%, а при кипячении в 2-пропаноле дают только гидразидгидразоны 6а–с, 
которые могут быть превращены в соответствующие диазепины 
кипячением в уксусной кислоте с п-толуолсульфокислотой в качестве 
катализатора. 

В спектрах ЯМР 1Н диазепинов 5a–h сигналы протонов группы СН2 
проявляются в области 3.60, а группы NH в области 11.0 м. д. Для 
соединений 5а и 5f характеристики хромато-масс-спектров следующие: 5a 
время удерживания 0.714 мин (99.26%); m/z 291.2 ([M + 1]+ вычислено 
290.11), 5f время удерживания 0.718 мин (98.52%); m/z 305.0 ([M + 1]+ 
вычислено 304.12). 

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ 
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Спектры ЯМР 1Н зарегистрированы на приборе Bruker Avance II 400 (400 МГц) 

в ДМСО-d6, внутренний стандарт ТМС. Хромато-масс-спектры получены на 
спектрометре Agilent 1100 LC/MSD VL, способ ионизации APCI (химическая 
позитивная ионизация при атмосферном давлении). Параметры хроматогра- 
фической колонки: длина 50 мм, диаметр 4.6 мм, неподвижная фаза – ZORBAX 
SB-C18, растворитель ацетонитрил–вода, 95:5, 0.1% трифторуксусная кислота, 
градиентное элюирование, скорость подачи растворителя 3.0 мл/мин. Характе- 
ристики синтезированных соединений приведены в табл.1 и 2. 

Метиловый эфир (6-метил-1-бензофуран-3-ил)уксусной кислоты (1). К 
раствору 9.5 г (50 ммоль) (6-метил-1-бензофуран-3-ил)уксусной кислоты в 50 мл 
сухого метанола прибавляют при охлаждении 4 г (50 ммоль) ацетилхлорида 
и оставляют стоять 2 сут, выливают в 200 мл 5% раствора NaHCO3, экстрагируют 
хлороформом. Растворитель упаривают в вакууме, остаток перегоняют в вакууме.  

Метиловые эфиры (2-ароил-1-бензофуран-3-ил)уксусных кислот 2ag 
(общая методика). К смеси 0.86 г (6.5 ммоль) хлористого алюминия и 6.0 ммоль 
соответствующего ароилхлорида в 10 мл сухого хлористого метилена, 
прибавляют раствор 1.02 г (5.0 ммоль) эфира 1 в 5 мл метиленхлорида, 
перемешивают 3 ч при 25–30 °C. Реакционную массу выливают на 40 г льда с 7 
мл соляной кислоты, экстрагируют хлористым метиленом. Экстракт промывают 
слабым раствором соды, водой, высушивают Na2SO4 и упаривают. Остаток 
перекристаллизовывают из 2-пропанола. 

7-Метил-1-фенил-3Н-пирано[3,4-b][1]бензофуран-3-он (3а), 7-метил-1-(тие- 
нил-2)-3Н-пирано[3,4-b][1]бензофуран-3-он (3b),  1-(3,4-диметоксифенил)-7-ме- 
тил-3Н-пирано[3,4-b][1]бензофуран-3-он (3с) (общая методика). К ПФК, 
приготовленной из 22 г H3PO4 и 44 г P2O5, прибавляют 6.1 г (30 ммоль) эфира 1 и 
50 ммоль соответствующей бензойной кислоты, перемешивают 1.5 ч при 100 °C. 
Реакционную массу выливают в 400 мл воды, нейтрализуют K2CO3 до слабо- 
щелочной среды (рН 9). Осадок отфильтровывают и перекристаллизовывают из 
метанола. 

(2-Бензоил-6-метил-1-бензофуран-3-ил)уксусная кислота (4a), [6-метил-2-
(тиофен-2-илкарбонил)-1-бензофуран-3-ил]уксусная кислота (4b), [2-(3,4-
диметоксибензоил)-6-метил-1-бензофуран-3-ил]уксусная кислота (4с) (общая 
методика). К 30 мл водного раствора, содержащего 1.0 г (25 ммоль) NaOH, 
прибавляют 10 ммоль соединений 3a–с и нагревают до полного растворения. 
Раствор охлаждают и подкисляют муравьиной кислотой. Выпавший осадок 
отфильтровывают, промывают водой и высушивают. Перекристаллизовывают из 
2-пропанола. 

1-Арил(гетарил)-3,5-дигидро-4Н-1-бензофуро[2,3-d][1,2]диазепин-4-оны 5 
(общая методика). А. Смесь 1 ммоль соответствующей (2-ароил-1-бензофуран-3-ил)- 
уксусной кислоты 4a–c или пиронов 3а–с кипятят 20 ч с 5 ммоль гидразингидрата 
в 10 мл этилцеллозольва в присутствии каталитических количеств (3–4 капли) 
уксусной кислоты. Реакционную массу разбавляют водой. Выпавший осадок 
отфильтровывают, промывают водой. Перекристаллизовывают из 2-пропанола. 

Б. Смесь 1 ммоль соответствующего эфира (2-ароил-6-метил-1-бензофуран-3-ил)- 
уксусной кислоты 2 кипятят 20 ч с 5 ммоль гидразингидрата в 10 мл 
этилцеллозольва в присутствии каталитических количеств (3–4 капли) уксусной 
кислоты. Реакционную массу разбавляют водой. Выпавший осадок 
отфильтровывают, промывают водой. Высушенный осадок кипятят 5 ч в 
уксусной кислоте в присутствии каталитических количеств п-
толуолсульфокислоты. Растворитель удаляют в вакууме. Остаток растирают с 
водой, отфильтровывают, промывают водой. Перекристаллизовывают из 2-
пропанола. 
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В. Смесь 1 ммоль соответствующего эфира (2-ароил-1-бензофуран-3-ил)- 
уксусной кислоты 2 кипятят 20 ч с 5 ммоль ацетата гидразина в 10 мл 
этилцеллозольва. Реакционную массу разбавляют водой. Выпавший осадок 
отфильтровывают, промывают водой. Перекристаллизовывают из 2-пропанола. 

Гидразидгидразоны (2-ароил-1-бензофуран-3-ил)уксуcной кислоты 6ас. 
Смесь 1 ммоль соответствующего пирона 3ac кипятят 20 ч с 5 ммоль гидразин- 
гидрата в 15 мл изопропилового спирта. Реакционную массу разбавляют водой. 
Выпавший осадок отфильтровывают, промывают водой. Перекристаллизовывают 
из 2-пропанола. 
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