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Серотониновые рецепторы 2А подтипа участвуют как в реализации многих 

физиологических функций, таких как боль, сон, память и реакции эмоционально-волевой сферы, 

так и в механизме формирования ряда патологических состояний – мигрени, гипертензии, 

депрессии, обсессивно-компульсивных расстройств, ожирения. Именно поэтому является 

актуальным скрининг соединений на наличие антисеротониновых свойств1. 

В ходе исследования был осуществлен консенсусный прогноз с использованием методов 

сравнения с эталоном. Среди выделенных соединений был проведен скрининг потенциальных 5-

HT2А-антагонистов на трансфецированных клетках с использованием метода TR-FRET и набора 

Tango™ HTR2A-bla U2OS DA среди замещенных пирроло[1,2-а]бензимидазолов, 

синтезированных в НИИ ФОХ ЮФУ (г. Ростов-на-Дону). 

Было показано, что выбранные соединения проявляют 5-НТ2А-антагонистическую 

активность различной степени выраженности. Так, соединение под лабораторным шифром РУ-752 

(рис. 1) в концентрации 0,1 мкМ проявляет серотонин-блокирующую активность, сопоставимую с 

препаратом ципрогептадином. 

 
 

Рисунок 1 – Структура соединения РУ-752 

Соединения под лабораторными шифрами РУ-793, РУ -1174, РУ -659, РУ -795, РУ -1211 в 

исследуемой концентрации не показали наличие значимого 5-НТ2А-антагонистического действия 

in vitro на модели Tango™ HTR2A-bla U2OS DA. 

Таким образом, соединение под лабораторным шифром  РУ-752 в концентрации 0,1 

мкМ оказывает умеренное 5-НТ2А-блокирующее действие, сопоставимое с препаратом сравнения 

ципрогептадином. 
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