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Круг научных интересов: синтез и свойства 

полигетероциклических соединений на основе 

замещенных 3Н-фуранонов. 

разработки новых эффективных компонентов непод-

вижных фаз, предназначенных для хроматографи-

ческого разделения рацемических смесей.1b,c За послед-

ние 15 лет были предложены эффективные способы 

синтеза замещенных пирроло[2,1-b]оксазолов, обес-

печивающие хорошую регио- и/или стереоселектив-

ность. 

Введение 

Соединения, содержащие пирроло[2,1-b]оксазольный 

цикл, обладают выраженной биологической актив-

ностью и большим синтетическим потенциалом, в 

связи с чем построение данной гетероциклической 

системы является важной задачей.1a Помимо этого, 

энантиомеры пирроло[2,1-b]оксазолов являются недо-

рогими и доступными модельными соединениями для 

В обзоре обобщены литературные данные, опубликованные главным образом за последние 10 лет, по синтезу 

замещенных пирроло[2,1-b]оксазолов, включая производные, аннелированные с другими циклами. Рас-

смотрены основные методы синтеза указанных соединений: двойная гетероциклизация с использованием 

2-аминоэтанолов, использование катализаторов, α-C−H-функционализация, а также микроволновая активация. 

Синтезы с использованием 2-аминоэтанолов 

Синтезы с применением различных субстратов и заме-

щенных 2-аминоэтанолов позволяют переходить к про-

изводным пирроло[2,1-b]оксазола в различных усло-

виях. Схемы данных превращений сводятся к двойной 

гетероциклизации. На основе 3Н-фуран-2-онов и 

2-аминоэтан-1-ола с применением катионита КУ-2 в 

среде PhH образуются 7а-алкил- или 7a-арилзамещенные 

пирролобензоксазолы с выходами 42–44%.2a 

Каскадом реакций с выходами 30–80% был получен 

ряд бициклических лактамов Мейерса.2b На первой 

стадии происходит окисление замещенных фуранов 

синглетным кислородом в MeOH с бенгальским розо-

вым в качестве фотосенсибилизатора и переносчика 

электрона, далее следует in situ восстановление полу-

ченной гидроперекиси Me2S с добавлением замещен-

ных 2-аминоэтанолов и каталитических количеств ТFA. 
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Конденсацией Робинсона–Шёпфа (S)-2-фенил-2-амино-

этан-1-ола и 2,5-диметокситетрагидрофурана в присут-

ствии бензотриазола стереоселективно с выходами 54–

80% немного различными методиками получен 

1-[(3S,5R,7aR)-3-фенилгексагидропирроло[2,1-b][1,3]-

оксазол-5-ил]-1Н-бензотриазол.2c–f 

(3R)-3-Фенилтетрагидропирроло[2,1-b][1,3]оксазол-5(6H)-

он был получен с выходом 72% конденсацией янтар-

ного ангидрида с (R)-(‒)-2-фенил-2-аминоэтан-1-олом в 

присутствии Et3N c азеотропным удалением воды и 

обработкой этанольным раствором NaBH4 с после-

дующим подкислением HCl.2g 

Используя в качестве растворителя H2O, нагреванием 

при 100 °С в течение 16 ч до полного испарения воды 

из оксокислот циклического, алифатического, арома-

тического рядов и замещенных 2-аминоэтанолов синте-

зирована библиотека бициклических лактамов.2h 

Взаимодействие алициклических 4-оксокислот или их 

метиловых эфиров с 2-замещенными 2-аминоэтано-

лами при нагревании в PhMe или PhH в присутствии 

AcOH приводит к стереоселективному образованию 

аннелированных пирроло[2,1-b]оксазолов с выходами 

53–75%.2i,j 

Синтезы с использованием 2-аминоэтанолов (окончание) 

Синтезы в присутствии катализаторов 

Обработка 4 н. H2SO4 (2S)-2-[(4-метоксибут-3-ен-1-ил)-

амино]-2-фенилэтанолов позволяет количественно и 

диастереоселективно получить (3S,7aR)-3-фенилгекса-

гидропирроло[2,1-b][1,3]оксазолы.3a 

При использовании более сложной каталитической 

системы, включающей 10 моль. % PdCl2, 1 экв. CuCl2 в 

присутствии O2, а также насыщенного раствора NaHCO3 в 

качестве основания в ТГФ в течение 15 ч при 20 °С  

(2S)-2-[(2-метоксибут-3-ен-1-ил)амино]-2-фенилэтанолы 

стереоселективно превращаются в (3S,7aR)-6-метокси-

3-фенилгексагидропирроло[2,1-b][1,3]оксазолы с выхо-

дами 35–62%. При действии системы, включающей 

10 моль. % [PdCl2(MeCN)2], 1 экв. бензохинона и 

10 экв. LiCl в качестве слабой кислоты Льюиса в 

кипящем ТГФ (2S)-2-(бут-3-ен-1-иламино)-2-фенил-

этанолы в течение 4 ч стереоселективно превращаются 

в (3S,7aR)-3-фенилгексагидропирроло[2,1-b][1,3]оксазолы 

с выходами 32–89%.3b 

α-C−H-функционализация  

Фотоциклизация 2,5-диметил-3-(пирролидин-1-ил)-

циклогекса-2,5-диен-1,4-диона в CH2Cl2 при 458 или 

542 нм приводит к 5,8-диметил-1,2,3,3a-тетрагидро-

пирроло[2,1-b][1,3]бензоксазол-7-олу с количествен-

ным выходом.4a 

Под воздействием видимого света с длиной волны 542 нм 

5-ацилоксиметил- и 5-феноксиметил-2-пирролидино-

1,4-бензохиноны подвергаются фотоизомеризации в 

неустойчивые оксазолидины, которые претерпевают 

элиминирование карбоксилата или фенолята в качестве 

уходящей группы, что приводит с выходами 89–92% к 

высокореакционноспособным o-хинонметидам, способ-

ным к дальнейшим превращениям.4a–d 
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α-C−H-функционализация (окончание) 

α-C−H-функционализация пирролидина замещенным 

о-бензохиноном в среде различных растворителей при 

комнатной температуре приводит с выходами 38–98% 

к 5,7-ди-трет-бутил-1,2,3,3a-тетрагидропирроло[2,1-b]-

[1,3]бензоксазолам с незначительным содержанием (0–9%) 

побочного продукта реакции – 2,4-ди-трет-бутил-

6-(пирролидин-1-ил)фенола.4e–f 

Замещенные 6-(пирролидин-1-ил)фенолы способны пре-

терпевать окислительную α-C−H-функционализацию в 

оснóвной среде, при этом образуются изомерные бензо[d]-

пирроло[2,1-b]оксазолы с выходами до 96 и 39% соответ-

ственно для 1- и 3а-циклопропилзамещенных аддуктов.4g 

Региоселективности удалось добиться при использова-

нии I2 в качестве окислителя и K2CO3 в качестве основания 

в среде TFE–СH2Cl2, 9:1, при комнатной температуре.4g 

Микроволновая активация 

Ряд замещенных гексагидропирроло[2,1-b]оксазолов с 

выходами 60–78% получен редокс-нейтральной 

домино-реакцией в условиях микроволновой активации 

из пирролидина и замещенных бензальдегидов.5a 

На основе различных кетокислот и замещенных 2-амино-

этанолов микроволновой активацией мощностью 50–

150 Вт в течение 2–10 мин в отсутствие растворителя 

был получен широкий ряд би- и трициклических 

лактамов, содержащих пирроло[2,1-b]оксазольный 

фрагмент, с выходами 69–98%.5b 

Конденсация 2-оксоальдегидов с β-нафтолом и пирро-

лидином в PhMe под действием микроволнового излу-

чения приводит с хорошими выходами (до 85%) к 

1,2,3,3a,4a,11b-гексагидронафто[2',3':4,5]фуро[3,2-d]-

пирроло[2,1-b]оксазолам.5c 


