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цевтический факультет Уральского государ-

ственного медицинского университета. В настоя-

щее время обучается в аспирантуре кафедры 

органической и биомолекулярной химии Ураль-

ского федерального университета им. первого 

Президента России Б. Н. Ельцина. Его науч-

ные интересы включают фармакологию и кли-

ническую фармакологию противогрибковых и 

антибактериальных средств, микробиологию, 

медицинскую химию. 

Игорь Л. Никонов, к. х. н. (2021 г., Уральский 

федеральный университет им. первого Прези-

дента России Б. Н. Ельцина, Институт органи-

ческого синтеза им. И. Я. Постовского УрО 

РАН). Его научные интересы включают изуче-

ние новых синтетических подходов к аза-

гетероциклам, в частности с использованием 

механохимических методик. 

Григорий В. Зырянов, профессор РАН, д. х. н. 

(2012 г., Уральский федеральный университет 

им. первого Президента России Б. Н. Ельцина). 

Его текущие научные интересы включают 

разработку новых подходов и методов PASE в 

синтетической органической химии, зеленую 

химию, координационную химию, фотохимию, 

супрамолекулярную химию и хемосенсоры. 

Введение 
Соединения феназинового ряда,1,2 в особенности 

галогено-3 и гидроксипроизводные,4 интересны своим 

применением в медицине.5,6 В частности, они обладают 

антибактериальной,7–9 противотуберкулезной,10 противо-

грибковой11 и противоопухолевой12 активностью, а 

также являются эффективными кандидатами средств 

против патогенов растений.13 Кроме того, они приме-

няются в качестве прекурсоров в синтезе биологически 

активных тандемных конъюгатов с различными анти-

биотиками.14,15 В данном микрообзоре представлены 

основные синтетические подходы к производным 

феназина, получившие весьма широкое развитие за 

последние десять лет. 

Современные подходы к синтезу производных феназина (микрообзор) 
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Феназин и его производные представляют интерес для 

медицинской химии и современной фармакологии в 

качестве перспективных препаратов для антибиотико-

терапии, что особенно актуально в свете наблюдаемой 

антибиотикорезистентности у патогенных микро-

организмов. В данном обзоре представлены опубли-

кованные за последние 10 лет основные методы полу-

чения производных феназина, в том числе тандемных 

конъюгатов на его основе, обладающих биологической 

активностью. 

Катализируемые Pd реакции кросс-сочетания 

Описан двустадийный синтез метоксифеназинов 1, вклю-

чающий реакцию Бухвальда–Хартвига между замещен-

ными анилинами 2 и 2-бром-1-метокси-3-нитробензолом 

с образованием промежуточных диариламинов 3. 

Особенностью данного взаимодействия является приме-

нение катализа трис(дибензилиденацетон)дипалладием 

(Pd2(dba)3) в смеси с (±)-2,2'-бис(дифенилфосфино)-

1,1'-бинафталином (rac-BINAP) в мольном отношении 

1:3 для формирования связи C–N. Последующая восста-

новительная циклизация диариламинов 3 привела к 

получению целевых феназинов 1. Отмечается, что 

применение 6 экв. NaBH4 позволяет облегчить процесс 

циклизации диариламинов, обеспечивая получение 

продуктов 1 с выходами по двум стадиям до 91%.16 
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Получение феназинов возможно с помощью реакции 

Воля–Ауэ в щелочной среде, которая тем не менее в 

настоящее время применяется редко ввиду низких 

выходов и жестких условий синтеза. Так, кипячение в 

толуоле анилинов 2 с нитроанизолами 19 с последую-

щими деметилированием полученных метоксифена-

зинов 20 BBr3 и бромированием N-бромсукцинимидом 

(NBS) приводит к моно- или дибромированным 

гидроксипроизводным феназина 21.26 

Прочие синтетические подходы 

Реакции циклизации хинонов c о-фенилендиаминами 

Конденсация о-фенилендиаминов 13 с 2-гидрокси-

нафтохиноном (14a), катализируемая п-толуолсульфо-

новой кислотой в полиэтиленгликоле (ПЭГ-400), при-

водит к образованию оксобензофеназина 15.23 Произ-

водные феназина 16 получены путем сочетания 

легкодоступных п-бензохинонов 14b,c и о-фениленди-

аминов 13.24 Также интересна реакция c 3,5-ди(трет-

бутил)-о-бензохиноном 17, протекающая в окисли-

тельных условиях с образованием гетеропента-

циклического продукта 18.25 

Достройка хиноксалинового цикла до феназинового 

Конденсированные бензофеназины 5 получены внутри-

молекулярным гидроарилированием легкодоступных 

3-(алкил(арил)этинил)-2-арилхиноксалинов 6, катали-

зируемым Pd, в присутствии сильной кислоты.19 

Иодбензо[a]феназины 7 получены путем 6-эндо-диг-

циклизации алкинов 6 в мягких условиях.20 

Описано построение гетероарилконденсированных 

феназинов 11 из 1,2-дигетарилпроизводных хинокса-

лина 12 путем опосредованного окислительного 

сочетания с применением системы реагентов PIFA–

BF3·Et2O.22 

Аннелирование по типу реакции Миниши  

хиноксалина (8) и соли диарилиодония 9 в щелочной 

среде приводит к образованию дибензофеназина 10.21 

Катализируемые Pd реакции кросс-сочетания (окончание) 

Симметричные феназины 4 могут быть получены гомо-

конденсацией анилинов 2, включающей окислительную 

арильную орто-активацию связи C–H и синхронное 

образование двойной связи C=N (путь a).17 Реакция 

катализируется бинарным нанокластером Pd/Ag. Здесь 

азоарены являются побочными продуктами и Ag2CO3 

используется в стехиометрическом количестве. Катали-

зируемый Pd синтез диметокси- и дигидроксифеназинов 

4 открывает путь к дальнейшей их функционализации 

для получения иодинина и миксина (путь b).18 
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Прочие синтетические подходы (окончание) 

В качестве примеров применения кислотного катализа 

описана внутримолекулярная циклизация ариламино-

замещенных нитрозохинолинов 22 в присутствии 

АсОН с получением пиридо[2,3-a]феназинов 23,27 а 

также синтез феназинов 25 из азосоединений 24.28 

Редкая реакция электродимеризации o-фенилендиаминов 13 

в диаминофеназины 3131 интересна ввиду мягких условий 

реакции, доступности исходных соединений и высоких 

выходов. 

Катализируемое солями солями Сu(I) N-арилирование окса-

диазолов 26 трифлатами диарилиодония 27 с последующим 

раскрытием оксодиазольного цикла и рециклизацией 

приводит к получению соответствующих N-оксидов 28. 29  

Использование диазепинов 29 в синтезе феназинов 30 

возможно, как путем окислительного удаления  метиленовой 

группы со связи C–N (путь a),30 так и электроокислением с 

расщеплением связей C−N и C−C и выделением СО2 (путь b).31 


