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Введение 

Антранилы (2,1-бензизоксазолы) привлекают внимание 

исследователей из-за наличия слабой связи N–O, 

являющейся потенциальным местом раскрытия цикла в 

реакциях восстановления, окисления и др.1,2 Поэтому в 

последние годы антранилы применяются в качестве 

многофункциональных реагентов – источников азота 

с высокой атомной эффективностью. Процессы 

СН-функционализации и формирования из 2,1-бенз-

изоксазолов разнообразных азотсодержащих гетеро-

циклических соединений (индолов, хинолинов, пирро-

лов, пиразолов и др.) катализируют различные пере-

ходные металлы. 

В микрообзоре обобщены исследования реакций аминирования с участием 

антранилов (2,1-бензизоксазолов), опубликованные в течение последних 3 лет. 

Аминирование альдегидов 

Формирование амидной связи C–N через катализи-

руемые Rh(III) реакции прямого аминирования альдегидов 

антранилами описано в работе индийских авторов.3 

Гидроаминирование виниларенов 

Энантиоселективное (до 99% ее) гидроаминирование 

виниларенов антранилами с хорошей толерантностью 

функциональных групп, катализируемое CuOAc в присут-

ствии хирального лиганда, описано в работе китайских 

авторов.4 

Обработкой различных антранилов под-

ходящими пивалатами алкенил-, арил- и 

гетероарилцинка в присутствии CoCl2 

получены хинолины с выходами 40–96%.5 

Взаимодействие с пивалатами алкенил-, арил- и гетероарилцинка 
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СН-функционализация аренов 

Прямая СН-функционализация аренов с использо-

ванием антранилов является эффективным методом 

синтеза 2-формилдиариламинов – важных структурных 

фрагментов многих биологически активных соеди-

нений и исходных реагентов для конструирования 

гетероциклических соединений.6 

акридинов. При использовании 3-метил-2,1-бенз-

изоксазола для аминирования альдегидов образуются 

дибензоазоциноны – продукты внутримолекулярной 

альдольной конденсации между ацетильной и альдегид-

ной группами в промежуточном аминопроизводном.14 

Аминирование связей C(sp3)−H 

На примере 8-метилхинолинов показана возможность 

межмолекулярного аминирования по связи C(sp3)–H в 

условиях катализа Rh.17 

 

Катализируемая Cu(OAc)2 функционализация насы-

щенных кетонов антранилами приводит к образованию 

3-ацилхинолинов.18 В эту реакцию могут вступать 

различные, в том числе и гетероароматические, кетоны 

и халконы. Предложен метод получения функциона-

лизированных хинолинов трехкомпонентной реакцией 

с участием ацетофенонов, ДМСО и антранилов без 

использования переходных металлов.19 

Реакция характерна не только для оксимов или имино-

кетонов и 2-арилпиридинов, но также и для индолинов, 

7-азаиндолов, бензамидов и изохинолонов.7–12 

Интересно, что взаимодействие 1-(2-пиридин-2-ил)-1Н-

пирроло[2,3-b]пиридина с 3-фенил-5-хлор-2,1-бенз-

изоксазолом в стандартных реакционных условиях 

приводит к образованию продукта С(2)–Н-амини-

рования и внутримолекулярной циклизации.13 

Взаимодействие 3-(4-метоксифенил)-2,1-бензизоксазола с 

ароматическими альдегидами в присутствии ката-

лизатора Rh(III) приводит к получению 4-ацил-

Функционализацией гетероаренов обеспечивается 

образование поликонденсированных гетероцикличе-

ских соединений: пирроло[2,3-b]пиридинов, индоло-

хинолинов, бензо[b][1,8]нафтиридин-2-онов и др.15,16 

В последнем случае вода является эффективным 

растворителем. 
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Аминирование сульфонилгидразонов 

Аминирование аренов 

Взаимодействие 2,1-бензизоксазола с дитолилиодо-

ниевой солью в присутствии CuBr приводит к образо-

ванию 2-метилакридина с выходом 65%.21 

Аминирование алкинов 

Катализируемое комплексом Au аннелирование при 

взаимодействии антранилов с алкинами позволяет 

получить 7-ацилиндолы.22 Трансформация протекает 

для широкого ряда субстратов в мягких условиях с 

высокими выходами. 

Использование в качестве исходных соединений про-

паргиловых эфиров приводит к образованию заме-

щенных хинолинов.23 

Катализируемая Au(I) каскадная реакция [4+2]-анне-

лирования/циклизации между антранилом и инонами 

завершается образованием хинолин-3,4-оксидов.24 

В результате катализируемой Cu(II)/Ag(I) каскадной 

свободнорадикальной реакции антранилов с сульфонил-

гидразонами образуются 2,3-дизамещенные хинолины.20 

Выходы продуктов реакции не превышают 66%. 


