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Среди множества производных пиррола одним из важнейших и наиболее широко исследуемых производных является 1-пирролин. Соединения, содержащие в своем составе фрагмент 1-пирролина, обладают разнообразной биологической активностью и входят в состав некоторых природных соединений, в связи с чем они являются привлекательными объектами медицинской химии. Известны производные 1-пирролина, проявляющие антидиабетические, противоинфекционные, противовирусные и антибактериальные свойства. На сегодняшний день описан широкий ряд эффективных подходов к синтезу 1-пирролинов. Однако не все из них позволяют вводить заместители в положения 3 и 4 пирролинового кольца, а некоторые из этих методов требуют высокой загрузки (до 15 мол.%) дорогостоящих катализаторов на основе металлов платиновой группы, что является их существенным недостатком [1].  

В настоящей работе нами был разработан новый подход к синтезу производных 1-пирролина 4 с использованием основно-катализируемой 1,5-циклизации 4-алкил-2-азабута-1,3-диенов 3, которые в свою очередь могут быть получены в реакции 2Н-азирина 1 и родиевого карбеноида, генерируемого in situ из диазосоединения 2 [2]. Предлагаемый метод позволяет с хорошими выходами получать 1-пирролины 4, содержащие арильную, алкильную и сложноэфирную группы в положениях 2–4 пирролиновой системы. Наиболее высокие выходы пирролинов наблюдаются при циклизации азабутадиенов, полученных из диметилдиазомалоната и содержащих при С4 и С5 заместители, отличные от водорода. Кроме того, важным преимуществом разработанного метода является возможность использования в качестве исходных соединений 4-алкилизоксазолов вместо 2Н-азиринов, что открывает дополнительные перспективы для введения различных заместителей в структуру 1-пирролинов [3].
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