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Структура 1,2-бензоксатіїн-4(3Н)-он 2,2-діоксиду містить синтетично привабливий 

фрагмент COCH2SO2, що є передумовою для використання даної сполуки в багатокомпонен-
тних реакціях, а саме – у трикомпонентній взаємодії з метиленактивними нітрилами і карбо-
нільними сполуками. Зазвичай дані реакції перебігають за механізмом Кневенаге-
ля/Міхаеля/гетеро-Торпа-Циглера і приводять до утворення 2-аміно-4Н-піранів [4]. Сполу-
ки, що містять даний фармакофор, відомі в медичній хімії завдяки високому рівню антибак-
теріальної, протизапальної та протипухлинної активності. Тому актуальними є дослідження 
особливостей хімічної поведінки 1,2-бензоксатіїн-4(3Н)-он 2,2-діоксиду в багатокомпонент-
них реакціях зазначеного типу з метою конструювання нових конденсованих 2-аміно-4Н-
піранів, що є перспективними молекулами для подальшого вивчення їх біологічної активнос-
ті та пошуку нових лікарських препаратів [1-3]. 

На першому етапі досліджували багатокомпонентні реакції 1,2-бензоксатіїн-4(3Н)-он 
2,2-діоксиду 1 з ароматичними альдегідами 3 і малонодинітрилом 2. У випадку нагрівання 
еквімолярного співвідношення вихідних речовин впродовж 1 години в етанолі у присутності 
каталітичної кількості триетиламіну з високими виходами утворювалися сполуки 4, структу-
ра яких була однозначно доведена методом РСА: 

 

 
 

 Заміна малонодинітрилу 2 на етилціаноацетат 5 призвела до втрати селективності реа-
кції і утворення сумішей цільових 2-аміно-4H-піран-3-карбоксилатів 6, продуктів конденса-
ції Кневенагеля 7 та триетиламонієвих солей 8, які є новим продуктом для взаємодій даного 
типу і можуть бути синтезовані шляхом прямої взаємодії сполук 1 та 3 у молярному співвід-
ношенні 2:1: 
 

 
 

 Цільовий піран типу 6 без домішок вдалося синтезувати шляхом двокомпонентної 
взаємодії 1,2-бензоксатіїн-4(3Н)-он 2,2-діоксиду 1 та арилідену 7 при використанні як каталі-
затора натрій ацетату. 
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Використання амоній ацетату як каталізатора в двокомпонентній взаємодії 1,2-бен-
зоксатіїн-4(3H)-он 2,2-діоксиду 1 та ариліденів 7 дозволило вперше одержати новий продукт, 
а саме – сполуки, що містять пентациклічну конденсовану гетероциклічну систему 7-арил-
7,14-дигідробензо[5,6][1,2]оксатііно[4,3-b]бензо[5,6][1,2]оксатііно[3,4-e]піридин 6,6,8,8-тет-
раоксиду 9: 

 
 

 На наступному етапі було розширено ряд карбонільних сполук, а саме – використані 
гетероароматичні, аліциклічні, аліфатичні альдегіди та ізатини, з якими вдалося синтезувати 
ряди цільових піранів наведеної структури: 
 

 
 

Надалі було проведено вивчення біологічної активності синтезованих сполук: дослі-
джено антимікробну, протизапальну та аналгетичну активність та вплив одержаних речовин 
на згортання крові. 

Досліджувані сполуки за антимікробною дією виявились більш активними щодо гра-
мпозитивних бактерій (зони затримки росту склали 19-22 мм). 

Рівень протизапальної активності виявився вірогідно нижчим, ніж у препарату порів-
няння «Піроксикам». Аналгетична активність досліджуваних речовин виявилася вищою, по-
рівняно з протизапальною, проте доволі варіабельною. 

Дослідження впливу на згортання крові виявили сполуки, які значно збільшили час 
згортання крові, що вказує на їх антикоагулянтні властивості. У той же час для ряду похід-
них була встановлена гемостатична активність, про що свідчить значне зменшення часу згор-
тання крові у порівнянні з контролем. 
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