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3-Ацил-4-пироны известны как биологически активные соединения и могут 

быть использованы в качестве билдинг-блоков для получения циклических ди-

кетокислот, включая ингибиторы ВИЧ интегразы, такие как долутегравир и бик-

тегравир.  

В данной работе был разработан метод синтеза ряда новых 5-окси-3-ацил-4-

пиронов 2 путем ацилирования енаминодионов 1 с использованием N-

ацилбензотриазолов в присутствии эфирата бромида магния и DIPEA как осно-

вания в дихлорметане (в условиях мягкой енолизации).  

Пироны 2 благодаря своей высокой функционализации представляют даль-

нейший интерес для конструирования разнообразных азагетероциклов, содер-

жащих фрагмент дикетокислоты. Было обнаружено, что 5-окси-3-ацил-4-пироны 

2 реагируют с 2,2-диметоксиэтанамином в толуоле при нагревании с получением 

4-пиридонов 3a–c. Если трансформацию с первичными аминами проводить при 

охлаждении, то удается остановить взаимодействие на стадии образования по-

ликарбонильных соединений 4a,b. Интересно отметить, что дальнейшая цикли-

зация в присутствии п-толуолсульфокислоты сопровождается дебензилировани-

ем и приводит к 3-окси-4-пиридону 5. 
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