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ПЕРВЫЙ  ПРИМЕР  СИНТЕЗА  ИНДОЛОВ 
НА  ГЕТЕРОЦИКЛИЧЕСКОЙ  МАТРИЦЕ 
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Ранее сообщалось [1, 2] о реакции образования тиадиазинового произ-

водного типа 4 на основе 4-амино-3-меркапто-4H-триазола 1 и его даль-
нейшей трансформации с разрывом связей C–S [1] или N–N [2] в присут-
ствии оснований. Анализируя данный тип реакционной способности, мы 
предположили, что реакция, протекающая с разрывом связи C–S, может 
быть использована для синтеза 2-арилиндолов. 

Действительно, обработка растворов соединений 3a,b, полученных ал-
килированием 4-амино-3-меркаптотриазола 1 орто-нитробензилбромида-
ми 2a,b [1], в ДМФА в присутствии соответствующих альдегидов после-
довательно метанольным раствором KOH, соляной кислотой и цинком 
приводила к целевым индолам 5a,b. 

Данный метод представляет собой пример синтеза индолов на основе 
гетероциклической матрицы, в роли которой выступает 4-амино-3-мер-
каптотриазол 1 и которая может быть выделена из реакционной смеси. 
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2–5 a R = H, b R = OMe; 4, 5 a R1 = 5-метил-2-фурил, b R1 = 4-ClC6H4 
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Несмотря на невысокие выходы, преимуществом данного подхода 
является доступность исходных соединений и простота проведения 
реакции. Весь процесс может быть реализован в режиме one-pot, начиная 
с  аминотриазола  1,  последовательным  добавлением  всех   компонентов.  
Дальнейшее изучение факторов, влияющих на направление расщепления 
тиадиазинового цикла, позволит разработать новый метод синтеза 2-арил-
индолов, представляющих интерес в качестве противогрибковых, анти-
микробных, антибактериальных и цитотоксических средств [3–7]. 

Спектры ЯМР 1Н записаны на приборе Bruker DPX 250 (250 МГц) в растворе 
CDCl3, внутренний стандарт ТМС. Масс-спектры зарегистрированы на спектро-
метре Kratos MS-30 методом электронного удара (ионизирующее напряжение 
70 эВ, температура камеры ионизации 200 °C). 

Синтез индолов 5 (общая методика). Смесь 50 ммоль соединения 3 
и 57 ммоль соответствующего альдегида в 10 мл ДМФА обрабатывают 2 мл 5 
н раствора KOH в метаноле и перемешивают 3 ч при комнатной температуре. 
К реакционной смеси на водяной бане при перемешивании по каплям прибавляют 
4 мл конц. HCl и продолжают перемешивание ещё 30 мин. Затем к реакционной 
массе осторожно добавляют порциями 2.9 г цинкового порошка, полученную 
смесь перемешивают 3 ч при комнатной температуре, после чего отфильтро-
вывают от цинка. К фильтрату прибавляют 20 мл 15% раствора KOH, а затем 
экстрагируют бензолом (2 × 30 мл). Бензольный слой отделяют, концентрируют, 
пропускают через слой силикагеля и упаривают досуха в вакууме, остаток пере-
кристаллизовывают. 

2-(5-Метил-2-фуранил)-1H-индол (5a). Выход 0.35 г (35%), бежевые кри-
сталлы, т. пл. 86–87 °С (из смеси петролейный эфир–CHCl3; т. пл. 85–86 °С [8]). 
Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 2.38 (3H, с, CH3); 6.07 (1H, д, J = 3.3, H Fur); 6.50 
(1H, д, J = 3.3, H Fur); 6.67 (1H, с, H Ind); 7.06–7.19 (2H, м, H Ar); 7.33–7.36 (1H, м, 
H Ar); 7.57–7.60 (1H, м, H Ar); 8.37 (1H, уш. c, NH). Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 197 
[M]+ (100), 168 (30), 154 (60), 127 (21), 115 (10), 98 (25), 89 (53), 84 (13), 77 (20), 
63 (27), 51 (29), 43 (50). 

5,6-Диметокси-2-(4-хлорфенил)-1H-индол (5b). Выход 0.3 г (21%), бесцвет-
ные кристаллы, т. пл. 210–211 °С (из CHCl3). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 3.87 
(3H, с, OCH3); 3.91 (3H, с, OCH3); 6.67 (1H, с, H Ind); 6.84 (1H, c, H Ar); 7.04 (1H, 
c, H Ar); 7.34 (2H, д, AA'BB' система, J = 8.7, H Ar); 7.49 (2H, д, AA'BB' система, 
J = 8.7, H Ar); 8.20 (1H, уш. c, NH). Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 289/287 [M]+ (32/96), 
274/272 (34/100), 246/244 (18/53), 227 (16), 216 (13), 210 (16), 209 (63), 201 (19), 
166 (17), 161 (16), 151 (11), 144 (13), 143 (40), 91 (17), 63 (15), 59 (12), 43 (23). 
Найдено, %: C 66.92; H 5.01; N 4.78. C16H14ClNO2. Вычислено, %: C 66.79; H 4.90; 
N 4.87. 

 
Работа выполнена в рамках реализации аналитической ведомствен-
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[5-(2-THIENYLMETHYL)-2,4-DIHYDRO-3H-1,2,4-TRIAZOL-3-ONE] 
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Heterocyclic rings have played an important role in medicinal chemistry, 
serving as the key templates central to the development of numerous important 
therapeutic agents. Among the numerous five-membered heterocycles studied, 
1,2,4-triazoles have been identified as active core structures in antimicrobial 
[1], antitumor [2], anticonvulsant, and antiviral agents [3, 4]. One of the 
methods for the synthesis of these derivatives is the cyclization reaction of 
acetylsemicarbazides in alkaline medium [5−7]. 


