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3-Ацетил- или 3-алкил-2Н-хромен-2-оны (рис. 2) являются универсальными строительными бло-
ками, которые из-за наличия нескольких реактивных центров требуют контроля региоселективности 
при их модификации. Реакционные центры в основном сосредоточены на двойной углерод-углеродной 
связи замещенных хромен-2-онов (см. рис. 2). К наиболее изученным и востребованным трансформа-
циям относятся реакции циклоприсоединения и присоединения по Михаэлю, а реакция селективного  
1,2-присоединения по карбонильной группе является редкой [5 –7].

Синтез новых гибридных производных 3-алкил-2Н-хромен-2-онов и индолов (бис(индолил)метанов) 
представляет существенный научный и практический интерес для исследований в области биомедицины, 
биохимии и фармацевтики с точки зрения получения соединений, объединяющих разные фармакофоры 
в одну молекулу.

По данным литературы [5 –7], взаимодействие 3-алкил-2Н-хромен-2-онов с индолами ранее реали-
зовывалось только по двум основным направлениям – А и Б (см. рис. 2).

Следует отметить, что 1,2-присоединение индолов было достигнуто в присутствии подходящей 
кислоты Льюиса с последующим замещением, дающим сильно затрудненные тетразамещенные 
бис(индолил)метаны (см. рис. 2, направление Б) [7]. При этом преобразовании необходимо решить 
две неотъемлемые проблемы, такие как региоконтроль 1,2-присоединения по сравнению с 1,4-присое
динением и преодоление стерического препятствия при создании затрудненных тетразамещенных  
бис(индолил)метанов.

Рис. 2. Основные направления взаимодействия 3-алкил-2Н-хромен-2-онов с индолом
Fig. 2. The main directions of interaction of 3-alkyl-2Н-chromen-2-ones with indole

Цель данной работы заключалась в том, чтобы изучить возможность реализации практически не-
исследованного селективного 1,2-присоединения двух молекул индола (1) к кумаринам (2 и 3) (рис. 3) 
при действии иода как легкодоступного и дешевого катализатора в выбранном растворителе, выполнить 
подбор оптимальных условий реакции и осуществить прогнозирование биологических свойств получен-
ных соединений методом in silico с применением электронной платформы PASS Online (way2drug.com/ 
 passonline/predict.php).

Задача исследования состояла также в оценке роли иода как катализатора в проведении малоизучен-
ного селективного 1,2-присоединения индола к 3-ацетил-2Н-хромен-2-онам для обеспечения мягких 
селективных условий реакции, высокого выхода продуктов, короткого времени протекания реакции, 
простоты экспериментальной эксплуатации, совместимости катализатора с кислоточувствительными 
субстратами и легкого выделения целевого продукта, что сделает этот метод эффективным и востребо-
ванным способом синтеза алкилированных производных индола.

Материалы и методы исследования
Использованные в ходе работы реактивы и растворители имели квалификацию «ч.» и «ч. д. а.». Оцен-

ку индивидуальности синтезируемых веществ и наблюдение за ходом проводимых реакций осущест-
вляли методом тонкослойной хроматографии на пластинках Sorbfil (ООО «ИМИД», Россия). В качестве 
элюента использовали смеси растворителей – петролейного эфира и этилацетата – в различных соот-
ношениях. Выделение индивидуальных веществ осуществляли методом колоночной хроматографии 
на силикагеле дисперсностью 70 –230 меш (Merck, Германия) с применением смесей тех же раствори-
телей в качестве элюентов.


