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Разработка новой стратегии к синтезу индолов является актуальной задачей, так 

как этот гетероциклический каркас служит основой для разнообразных природ-

ных биоактивных соединений (триптофан, серотонин, мелатонин), растительных 

алкалоидов (гармин, стрихнин, резерпин) и синтетических лекарственных препа-

ратов (ризатриптан, флувастатин, сунитиниб). В докладе обсуждается синтез гек-

сагидроиндол-2-онов на основе трехкомпонентной реакции этилтрифторпирувата 

с циклогексаноном и моно- / диаминами в условиях двойного кислотно-основного 

катализа (уксусная кислота и триэтиламин). Установлено, что циклизация с мо-

ноаминами и аминоспиртами протекает схожим образом, давая N-замещенные 3-

гидрокси-3-(трифторметил)-1,3,4,5,6,7-гексагидро-2H-индол-2-оны в виде одного 

диастереомера. Взаимодействие 1,2- и 1,3-диаминов с двукратным избытком пи-

рувата и циклогексанона дает бис-индолы - 1,1'-(этан/пропан)-1,3-диил)бис(3-

гидрокси-3-(трифторметил)-1,3,4,5,6,7-гексагидро-2H-индол-2-оны) (см. схему). 

Отметим, что в реакции с 1,3-диаминопропаном образуется один (S*,R*)-диасте-

реомер, тогда как с этилендиамином – два (S*,R*)- и (R*,R*)-диастереомера. Ана-

логичная циклизация с ацетатом аммония приводит к формированию смеси двух 

изомерных гексагидро-2H-индол-2-онов. Строение гетероциклов установлено на 

основании спектров ЯМР 1Н, 19F, 13C, элементного анализа и РСА. 
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