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Реакция Бишлера–Напиральского является мощным инструментом для построения 
азотсодержащих гетероциклических соединений путём фор-мирования новой связи C–C в 

результате взаимодействия электрофиль-ного  атома  углерода  с  ароматическим  или  

гетероциклическим  ядром. Обычно её применяют в синтезе 3,4-дигидроизохинолинов из амидов 

фенэтиламинов и β-карболинов из амидов производных триптамина [1, 2],  

 
но она может быть использована для аннелирования пиридинового кольца и к другим 

гетероциклическим соединениям [3–6]. Кроме того, варьиро-вание линкера, связывающего 

ароматический фрагмент и амидную функ-цию, позволяет синтезировать широкий круг 

азотсодержащих гетероцик-лов. Например, 2-ациламинодифенилметаны в условиях указанной 

реак-ции дают дибензоазепины [7], а их тиенильные аналоги – производные тиеноазепина [8]. 

Для 2-(2-ациламинобензил)фуранов подобное превращение описано не было, хотя известно, 

что 2-[2-(аминокарбамоил)фенилтио]фураны при обработке оксихлоридом фосфора в присутствии 

P2O5 превращаются в фуро[2,3-b][1,5]бензотиазепины [9]. В связи с этим целью данной работы 

было изучение возможности получения фуро[3,2-c][1]бензазепина 1 из 2-(2-
ациламинобензил)фурана 2 в условиях реакции Бишлера–Напираль-ского. 
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При кипячении в бензоле в присутствии избытка хлороксида фосфора соединения 2, 

полученного ацилированием доступного бензилфурана 3 [10] бензоилхлоридом, вместо 
ожидаемого фуроазепина 1 был выделен хинолин 4. Очевидно, его образование происходит в 

результате элек- трофильной  атаки  образующегося  иминиевого  иона не по  β-положению  

 
фуранового цикла, а по α-атому углерода фурана. В результате проис-ходит электрофильное 

раскрытие фуранового ядра с образованием арома-тической системы хинолина. 
ИК спектры получены на приборе Shimadzu IR Prestige-21 в таблетках KBr. Спектры ЯМР 

1
Н и 

13
C 



записаны на спектрометре Bruker DPX 300 (300 и 75 МГц соответственно) в ДМСО-d6 (для соединения 2) и 

CDCl3 (для соединения 4); стандарт – остаточные протоны дейтерированных растворителей CDCl3 (
1
Н δ 

7.25, 
13

C δ 77.0) и  ДМСО-d6 (
1
Н δ 2.50, 

13
C δ 39.5 м. д.). Масс-спектры получены на спектрометре Kratos MS-

30 методом ЭУ (ионизирующее напряжение 70 эВ, температура камеры ионизации 200 °С). 

N-{2-[(5-Метил-2-фурил)метил]-4,5-диметоксифенил}бензамид (2). Раствор 2.1 г (15 ммоль) 

бензоилхлорида в 25 мл бензола прибавляют по каплям при перемешивании к раствору 2.47 г (10 ммоль) 

соединения 3 в 30 мл бензола, перемешивают при комнатной температуре 1 ч (контроль ТСХ), а затем 

выливают в 100 мл воды. Полученную смесь нейтрализуют NaHCO3 и оставляют на 2 ч. Бензольный слой 

отделяют, а водный экстрагируют этилацетатом (2 × 30 мл). Объединенные органические фракции сушат 

безводным Na2SO4 и отфильтро-вывают. Растворитель удаляют в вакууме, остаток растворяют в смеси 

хлористый метилен–петролейный эфир, 1 : 8. Полученный раствор пропускают через слой силикагеля, 

растворитель упаривают. Перекристаллизацией из смеси хлористый метилен–петролейный эфир, 1 : 5, 

получают 2.53 г (72%) соединения 2 в виде белого порошка. Т. пл. 110 °С. ИК спектр, ν, см
–1

: 3260, 1644, 

1612, 1516, 1468, 1308, 1284, 1260, 1220, 1092, 712. Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 2.25 (3H, с, CH3); 3.87 (6H, 

с, OCH3); 3.90 (2H, с, CH2); 5.89 (1H, д, J = 3.3, H фуран); 5.94 (1H, д, J =3.3, H фуран); 6.75 (1H, с, H C6H5); 

7.44–7.58 (3H, м, H C6H5); 7.61 (1H, с, H C6H5); 7.85–7.87 (2H, м, H C6H5); 8.38 (1H, с, NH). Спектр ЯМР 
13

С, 

δ, м. д.: 13.5, 31.2, 55.9, 56.0, 106.4, 106.9, 108.1, 112.9, 122.0, 127.0 (2C), 128.6 (2C), 128.9, 131.7, 134.7, 146.3, 

147.8, 151.3, 151.5, 165.5. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 351 [M]+ (78), 247 (24), 246 (76), 106 (12), 105 (95), 95 

(13), 77 (100), 59 (48), 43 (55). Найдено, %: C 71.61; H 6.11; N 3.81. C21H21NO4. Вычислено, %: C 71.78; H 

6.02; N 3.99. 

(3E)-4-(6,7-Диметокси-2-фенилхинолин-3-ил)бут-3-ен-2-он (4). К раствору 0.53 г (1.5 ммоль) 

соединения 2 в 10 мл бензола добавляют 25 мл POCl3 и кипятят 1.5 ч (контроль ТСХ). После чего 

реакционную смесь выливают в 500 г толчёного льда и нейтрализуют 350 мл 3.5 моль/л водного раствора 

NaOH, экстрагируют хлористым метиленом (3 × 150 мл). Объединённые органические вытяжки сушат 

безводным Na2SO4 и отфильтровывают, растворитель удаляют в вакууме. Продукт реакции выделяют 

методом колоночной хроматографии (силикагель, 50–160 мкм; элюент хлористый метилен–петролейный 

эфир, 1 :3). Перекристаллизацией из смеси хлористый метилен–петролейный эфир, 1:4, получают 0.31 г 

(61%) хинолина 4 в виде светло-жёлтого порошка. Т. пл. 200–201 °C. ИК спектр, ν, см–1: 1664, 1616, 1588, 

1496, 1432, 1392, 1260, 1228, 1212, 1132, 1008, 704. Спектр ЯМР 
1
H, δ, м. д. (J, Гц): 2.28 (3H, с, CH3); 4.03 (3H, 

с, OCH3); 4.04 (3H, с, OCH3); 6.73 (1H, д, J = 16.2, =CH); 7.10 (1H, с, H Ar); 7.46–7.54 (4H, м, H Ar); 7.58–7.62 

(2H, м, H Ar); 7.66 (1H, д, J = 16.2, =CH); 8.30 (1H, с, H Py). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 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, m/z (Iотн, %): 333 [М]
+
 (27), 290 (100), 275 (31), 274 (38), 246 (30), 217 (26), 101 (29), 59 (55), 43 (57). 

Найдено, %: C 75.37; H 5.60; N 4.19. C21H19NO3. Вычислено, %: C 75.66; H 5.74; N 4.20. 

 

Работа выполнена в рамках реализации Федеральной целевой програм-мы ''Научные и научно-

педагогические кадры инновационной России'' на 2009–2013 гг.  (мероприятие  1.3.1,  
государственный  контракт   П2347).  
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