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Михаил Сергеевич Баранов родился в 1986 г. в 

Москве, Россия. В 2008 г. окончил химический 

факультет МГУ им. М. В. Ломоносова. В 2013 г. 

защитил кандидатскую диссертацию. В настоя-

щее время руководитель группы химии гетеро-

циклических соединений в Институте биоорга-
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и Ю. А. Овчинникова РАН. Научные инте-
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Анатолий Игоревич Соколов в 2019 г. окончил 

химический факультет МГУ им. М. В. Ломо-

носова. В настоящее время сотрудник группы 

химии гетероциклических соединений в Инсти-

туте биоорганической химии им. академиков 

М. М. Шемякина и Ю. А. Овчинникова РАН. 

Область научных интересов: химия производ-

ных хромофоров зеленого флуоресцентного 

белка (GFP) на основе замещенных имидазол-

5-онов. 

Введение 
Первые упоминания о производных 

3-аминобензофуранона датируются сере-

диной прошлого века.1 Однако интерес 

научного сообщества к таким гетеро-

циклам заметно возрос после открытия 

(–)-фумимицина,2 выделенного из 

грибов рода Aspergillus fumisynnematus 

в 2007 г. Способность ингибировать бактериальный 

фермент пептиддеформилазу, а также высокая анти-

бактериальная активность по отношению к резистент-

В микрообзоре рассматриваются современные подходы к синтезу 3-(ациламино)- и 3-(карбамоил-

амино)бензофуран-2(3Н)-онов, описанные в течение последних 10 лет (2011–2020 гг.). Методы  

разделены на группы в зависимости от исходных реагентов и реакций, лежащих в их основе. 

Рассмотрены подходы, связанные с использованием в качестве исходных соединений фенолов, 

способы модификации производных бензофуранонов, а также некоторые другие методы. 

ным штаммам золотистого стафилококка 

делают этот класс соединений хорошей 

основой для создания новых лекарствен-

ных средств. 

Кроме того, отмечается способность неко-

торых 3-аминобензофуранонов к хеми-

люминесценции, происходящей в оснóв-

ных средах в присутствии O2. Такое свойство может 

быть использовано для изучения различных редокс-

процессов в живых системах.3 

Реакции фенолов с производными глиоксиловой кислоты 

Традиционной реакцией, приводящей к образованию 

3-(ациламино)- и 3-(карбамоиламино)бензофуран-2(3Н)-

онов 4, является взаимодействие фенолов 3 с продук-

тами конденсации амидов,3 мочевин4 и карбаматов 1 с 

глиоксиловой кислотой (2). Реакция требует кислот-

ного катализа и проводится в однореакторном режиме, 

например в трифторуксусной кислоте. Метод охваты-

вает большое разнообразие заместителей, однако 

реакция не протекает при наличии акцепторных 

заместителей в исходном феноле. Более того, побочные 

реакции, протекающие при генерации карбкатиона, 

иногда негативно сказываются на выходах продуктов. 
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Реакции фенолов с оксазолонами 

Другими электрофильными реагентами, используе-

мыми в синтезе 3-аминобензофуранонов из фенолов, 

являются оксазол-5(4H)-оны 5. Механизм реакции, 

вероятно, включает переэтерификацию азлактона с 

последующим замыканием цикла. Так, использование 

нафтолов 6 приводит к образованию нафто[2,1-b]фуран- 

2(1Н)-онов 7 с выходами 30–73%.5 Падение выходов 

наблюдается при введении более электронодонорных 

заместителей в положение 2 оксазол-5(4H)-она. 

 

Описана также однореакторная модификации этого 

метода, когда в качестве исходных реагентов исполь-

зуются альдегиды 8 и гиппуровые кислоты 9. Реакция 

протекает в Ac2O при нагревании6 или при микро-

волновом облучении7 и катализируется наночастицами. 

Реакции фенолов с производными дегидроаминокислот 

Помимо оксазолонов, в синтезе 3-аминобензофурано-

нов могут быть использованы и другие производные 

N-ацилдегидроаминокислот. Диарилфосфорные кислоты 

катализируют реакцию между производными фенолов 

или нафтолов 10 и 2-ацетамидоакрилатом (11).8 

Выходы конечных 3-ацетамидо-3-метилбензофурано-

нов 12 варьируются от 14 до 67% и в основном 

определяются стерическими факторами. 

Впоследствии эта реакция стала ключевой в полном 

синтезе энантиомеров фумимицина.9 Использование 

объемных оптически активных кислот Льюиса позво-

лило провести реакцию энантиоселективно. 

Реакции бензохинонов с оксазолонами 
В качестве альтернативы фенолам могут применяться 

п-бензохиноны 13.10 Использование хирального органо-

катализа с производным хинина 14 позволяет задать 

конфигурацию стереоцентра в положении С-3. 

Энантиоселективность этой реакции не зависит от 

природы заместителей, однако выходы возрастают в 

случае, если R3 является алифатическим, а R2 – 

ароматическим заместителем.  

Синтез из производных бензолактона 
Синтез производных 3-(ациламино)бензофуранонов 

можно осуществить путем модификации готовых 

бензофуранонов. Различные лактоны 15 под действием 

смеси хлорхромата пиридиния и иодной кислоты 

образуют 3-гидроксибензолактоны 16, которые могут 

быть вовлечены в реакцию Риттера с образованием 

3-(ациламино)бензофуранонов 17.11 
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Синтез из производных бензолактона (окончание) 

В результате обработки бензофуранонов 18 дибутил-

азодикарбоксилатом (19) в присутствии катализатора 

20 с высокими выходами образуются производные 

гидразина 21. Предполагается, что реакция протекает 

по механизму электрофильного замещения и включает 

стадии енолизации бензофуранона, поляризации связи 

N–N в дибутилазодикарбоксилате (19) при взаимодей-

ствии с фосфониевой группой и электрофильной атаки 

по положению 3.12 Катализатор 20 обеспечивает коор-

динацию исходных молекул, что часто приводит к 

образованию оптически чистых продуктов 21 (ee 97–

99% для 3-фенилбензофуранонов). 

 

Производные динитробензолсульфоновой кислоты 22 

вступают в реакцию аминирования с 3-арилбензо-

фуранонами 23, которая включает стадию одно-

электронного переноса.13 Малая чувствительность к 

стерическим и электронным эффектам заместителей 

делает эту реакцию примечательной в синтезе 3-амино-

N-метилбензофуранонов 24. 

Прочие методы 
Полный синтез миметиков фумимицина был осуще-

ствлен из фенолов 25 через промежуточное образо-

вание эфиров пировиноградной кислоты 26.14 Ключе-

вой стадией этого синтеза является катализируемая 

кислотой 5-экзо-триг-циклизация, протекающая по 

механизму аза-реакции Фриделя–Крафтса и приводя-

щая к производным 27. 


