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Введение 

Пирроло[2,1-a]изохинолины проявляют разнообразную 

биологическую активность.1 В частности, некоторые из 

них ингибируют топоизомеразу,2 интегразу ВИЧ,3 а 

также используются в качестве сердечно-сосудистых4 и 

противоопухолевых5 лекарственных препаратов. Мето-

Микрообзор посвящен методам синтеза пирроло[2,1-a]изохинолинов, опубликованным с 2014 по 

2018 г. 

Традиционно для синтеза пирролоизохинолинов исполь-

зуют несколько подходов. Чаще всего применяется 

[3+2]-циклоприсоединение активированных алкинов и 

алкенов к производным изохинолина.7 В результате 

взаимодействия изохинолиниевой соли 1 с алкил-

пропиолатами образуются пирролоизохинолины 2. 

Превращение осуществляется в ДМФА со стехио-

метрическим количеством PPh3.
8 

 

 

В 2017 г. российскими учеными был разработан новый 

метод синтеза пирроло[2,1-a]изохинолинов 4, основан-

ный на домино-реакции 1-ароилзамещенных 3,4-ди-

гидроизохинолинов 3 с α,β-непредельными альдеги-

дами. Взаимодействие протекает в CF3CH2OH в 

условиях микроволновой активации с высокими 

выходами.9  

Синтезы на основе производных изохинолина 

дам синтеза пирроло[2,1-a]изохинолинов посвящено 

два обзора 1997 и 2011 г.6 В последнее время появи-

лось значительное число интересных работ в данной 

области. Избранные работы, опубликованные начиная 

с 2014 г., обобщены в этом микрообзоре. 
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Синтезы на основе производных изохинолина (окончание) 

В 2018 г. учеными из Таиланда был описан синтез 

1-фторсодержащих пирроло[2,1-a]изохинолинов 7.10 

Производные изохинолина 5 в присутствии Bu3SnH и 

азобисизобутиронитрила (AIBN) вступают в реакцию 

5-экзо-триг-циклизации с образованием пирроло[2,1-a]-

изохинолинов 6. Окисление последних кислородом в 

присутствии фторида тетрабутиламмония (TBAF) 

приводит к образованию пирролоизохинолинов 7.  

Проф. Воскресенский и сотр. предложили метод 

синтеза11 пирролоизохинолинов 8, основанный на 

взаимодействии 1-ароил-3,4-дигидроизохинолинов с 

1,5-диарилпент-1-ен-4-ин-3-онами12 в присутствии 

катализатора Cu/MWCNT-GAA@Fe3O4
13 в условиях 

микроволнового облучения. Это позволило исполь-

зовать в качестве растворителя H2O и существенно 

сократить время реакции. В реакции также образуется 

продукт с тройной связью 9, который во всех случаях 

можно отделить хроматографически. 

Китайскими учеными в 2018 г. было описано новое 

формальное [2+1+1+1]-циклоприсоединение для направ-

ленного синтеза пирроло[2,1-а]изохинолинов 10.14 

Реакцию проводили в ДМСО в присутствии 50 моль. % 

иода. ДМСО служил не только растворителем, но и 

источником метиленовой группы. Механизм реакции 

включает образование интермедиата 10', который 

подвергается окислительной ароматизации иодом и 

образует желаемый продукт 10. 

Иранскими учеными был описан четырехкомпо-

нентный домино-процесс, ведущий к образованию 

пирроло[2,1-а]изохинолинов 11. Особенностью этой 

реакции является использование мезопористого 

катализатора семейства цеолитов MCM-41, функцио-

нализированного вольфрамовой кислотой.15 

Китайскими учеными в 2016 г. был предложен эффек-

тивный подход к синтезу 3-(трифторметил)пирроло[2,1-a]-

изохинолинов 14, основанный на трехкомпонентной 

реакции замещенного изохинолина 12, терминального 

алкина и метил-4,4,4-трифторбут-2-иноата. Реакция 

начинается с катализируемого медью(I) C–H-алкинили-

рования с образованием алкинил-1,2-дигидроизо-

хинолинов 13, которые впоследствии подвергаются 

катализируемой медью(II) внутримолекулярной цикли-

зации. В качестве окислителя используется кислород 

воздуха.16  
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Синтезы на основе пиррола 

Некоторые современные методы синтеза пирроло[2,1-a]-

изохинолинов основаны на модификации пиррольного 

цикла. Так, группа ученых из Германии обнаружила, что 

катализируемое палладием взаимодействие 5-(3-метокси-

фенил)пиррол-3-карбонитрила с аллилхлоридом сопро-

вождается циклизацией, приводящей к пирроло[2,1-a]изо-

хинолину 15.17 Ключевым интермедиатом превращения 

служит продукт орто-аллилирования фенильного цикла. 

Катализируемая палладием реакция Хека с участием 

производного 1-(2-иодфенетил)пиррола, которая при-

водит к образованию пирроло[2,1-a]изохинолина 16, 

была описана группой испанских ученых в 2014 и  

2016 гг.18,19 

Аналогичную фотоциклизацию 1-(2-иодфенетил)пирро-

лов в пирроло[2,1-a]изохинолины 17 можно осуще-

ствить путем радикального дегалогенирования в при-

сутствии коммерчески доступного органического 

фоторедокс-катализатора 10-фенилфенотиазина (PTH).20 


