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Структурный фрагмент 3-пирролин-2-она широко распространён среди большого количества природных соединений, в том числе среди олигопиррольных пигментов растений, метаболитов гема, терпеноидов и пептидов [1]. Производные 3-пирролин-2-онов обладают широким спектром биологической активности и зарекомендовали себя в качестве антибактериальных [2] и противоопухолевых средств [3].
Общеизвестно, что введение атома фтора в структуру может существенно улучшить ряд важных фармакокинетических и физико-химических параметров молекулы [4]. В этой связи, фторсодержащие 3-пирролин-2-оны, и, в частности, 3-фтор-3-пирролин-2-оны, могут служить важными структурными фрагментами новых биологически активных соединений. Однако, несмотря на то, что существует множество подходов к нефторированным 3-пирролин-2-онам, получение 3-фтор-3-пирролин-2-онов ограничено лишь несколькими стратегиями [5].
Данная работа посвящена разработке нового удобного метода получения 3-фтор-3-пирролин-2-онов, основанного на окислительной деароматизации фторированных пирролов, полученных по реакции Бартона-Зарда из β-фтор-β-нитростиролов 1 (Схема 1):
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Схема 1. Получение новых 3-фтор-3-пиррролин-2-онов
Показано, что новые фторированные α,β-ненасыщенные γ-лактамы 4 могут быть получены с выходами до 95 % из легко доступных фторзамещенных пирролов 2 при действии на них трихлоризоциануровой кислоты (TCCA) или N-хлорсукцинимида (NCS) с последующим добавлением соответствующего спирта (Схема 1). При этом промежуточные 2,5-дихлорзамещенные 2H-пирролы 3 являются эффективными строительными блоками для новых классов монофторированных соединений и могут быть выделены с выходами, близкими к количественным (Схема 1).
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