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кольце, структуры нуклеофильного реагента или 1,3-диполя, а также условий 

проведения реакций [1–4]. 

Найденные синтетические подходы были распространены на 

биопривилегированную молекулу, лактон триацетовой кислоты (5), что позволило 

на основе данного пирона через стадию образования карбaмоилированных 

енаминонов перейти к широкому ряду азагетероциклов [5, 6]. 
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2H-азирины – это наименьшие ненасыщенные азотсодержащие 

гетероциклы1. Их некоторые производные проявляют антибактериальную2, 
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противогрибковую3 и цитотоксическую активность4. Кроме того, совсем недавно 

2H-азирины были применены в качестве новых реагентов для биоконъюгации5. 

Отличительным свойством азиринов является их способность к селективному 

раскрытию трехчленного цикла по одной из связей с последующей циклизацией 

в гетероциклы большего размера. Такие превращения лежат в основе активно 

развивающейся в последние годы стратегии синтеза различных азот- и 

кислородсодержащих гетероциклов. Мягкие условия большинства этих реакций 

делают возможным перенос различных функциональных групп от азирина 

к целевой гетероциклической молекуле. 

В докладе пойдет речь о недавних результатах, достигнутых в химии 2Н-

азиринов в нашей лаборатории.  
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Введение в положение 3 бензопироновой системы электроноакцепторного 

заместителя Z существенно повышает реакционную способность пиронового 

цикла по отношению к моно- и динуклеофилам. Связано это с увеличением 

электрофильности стерически незатрудненного атома С-2, с которого обычно и 

начинается первичное взаимодействие с нуклеофилом, протекающее как 1,4-

присоединение с последующим раскрытием пиронового кольца за счет хорошей 

уходящей группы, роль которой выполняет фенолят-анион. При использовании 

динуклеофила X–Y и 1,4-атаки в процессе рециклизации фенолят-анион 

конкурирует за группу Z со вторым нуклеофильным центром, у которого к тому 

же есть возможность выбора между C-4 и Z. Нельзя исключить и возможность 

1,2-атаки по электрофильному атому заместителя Z, при которой способность к 

последующей внутримолекулярной циклизации по С-2 или С-4 сохраняется, что 

в конечном итоге обеспечивает многообразие продуктов и трудную 

предсказуемость их строения. 


