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В ходе ряда исследований было установлено, что спироциклические молекулы обладают рядом преимуществ над плоскими аналогами, так как содержат более высокую долю sp3-гибридизированных атомов. Одним из наиболее часто встречаемых в природных биологически активных молекулах является тетрагидропирановый скелет [1].
Существующие методы синтеза спироциклических тетрагидропиранов обладают рядом недостатков, таких как: низкий выход, использование металлорганических реагентов, сложное выделение продуктов реакции.
Нами был предложен прямой протокол синтеза спироциклических 4-гидрокситетрапиранов из различных аминокетонов с использованием серной кислоты. Мы предположили, что если определенным образом защитить функциональный амин в структуре циклического кетона, то получим желаемую спироциклическую структуру:
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Среди возможных вариантов X гидроксильная группа рассматривалась как наиболее подходящая функциональная группа, так как ее можно удобно использовать для непосредственного введения дальнейших модификаций.

Мы провели серию экспериментов и установили, что в реакции достигаются наилучшие результаты в концентрациях серной кислоты выше 60%, с лучшей конверсии, достигнутой при 70% H2SO4 [2]. Далее на ряде кетонов была продемонстрирована способность циклических аминокетонов в сильнокислой среде минеральной кислоты образовывать спироциклы по реакции циклизации Принса, также методика была подтверждена в мультиграммовых количествах:
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