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На данный момент создание биоактивных молекул при совмещении нескольких фармакофорных групп является одним из наиболее перспективных направлений в органическом синтезе. Широкое применение реакций [4+2]-циклоприсоединения даёт возможность строить большие каркасные молекулы и вводить требуемые фармакофорные группы за одну синтетическую стадию. Прекрасным примером использования такого подхода является реакция IMDAV (внутримолекулярная реакция Дильса-Альдера в ряду виниларенов). В ранее представленных работах в данную реакцию вводились 4- и/или 5-замещённые по тиофеновому кольцу аллиламины, что приводило к образованию биоактивных тиеноизондолкарбоновых кислот [1,2].
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В рамках настоящей работы нами исследованы 3-(2-тиенил)аллиламины, содержащие заместитель при  «ключевом» третьем атоме углерода в тиофеновом фрагменте. При этом внутримолекулярная реакция протекает как «оксо»-[4+2]- циклоприсоединение с образованием неожиданных пироллоконденсированных валеролактонов (схема 1). Заметим, что полученные лактоно-лактамы известны как фармакофорные скаффолды, проявляющие антимикробную и цитотоксическую активность по отношению к различным мишеням [3].
Таким образом, высокотемпературное взаимодействие тиенилаллиламинов с малеиновым ангидридом показало, что реакция не протекает как IMDAV процесс, а идет как «оксо»-[4+2]- циклоприсоединение с образованием производных валеролактона. 
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