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Гетероциклические соединения, содержащие фрагмент индолизина, такие 

как пирроло[2,1-a]изохинолины, бензо[h]пирроло[2,1-a]изохинолины и 

тиено[2,3-g]индолизины, обладают огромным потенциалом в качестве биоло-

гически активных соединений, что подтверждает большое количество 

публикаций, в том числе патентов.  

Нами было установлено, что 1-ароил-3,4-дигидроизохинолины, 1-ароил-

3,4-дигидробензо[h]изохинолины и 4-ароил-6,7-дигидротиено[3,2-c]пиридины, 

имеющие иминокетонный фрагмент, могут быть прекурсорами в синтезе 

производных 3,4-дигидропирроло[2,1-a]изохинолинов (2a–5a) [1–4], их 

бензоаналогов (2b–4b) [5] и производных 4,5-дигидротиено[2,3-g]индолизинов 

(6c–8c). Аннелирование пиррольного фрагмента происходит в результате 

домино-реакций с алкенами и алкинами, активированными электроно-

акцепторными группами. Показано, что домино-реакции с участием 

электронодефицитных алкинов могут быть двух- и трехкомпонентными. 
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Проведен первичный биоскрининг ряда полученных соединений на 

наличие цитотоксической активности. На основе пирролоизохинолинов, 

имеющих формильную группу, получены группы азометинов и аминов, которые 

подавляют действие белков – «эффлюксных насосов», что позволяет снизить 

резистентность раковых клеток к лечебному препарату [3], а также проявляют 

ингибирующую активность против ацетил-, бутирилхолинэстераз и моно-

аминооксидаз. 
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Реакция [3+2]-циклоприсоединения нестабилизированных азометин-

илидов 2 к ароматическим альдегидам 1 открывает прямой путь к 5-арил-1,3-

оксазолидинам 3. Эти простые гетероциклы обладают большим синтетическим 

потенциалом вследствие наличия нескольких скрытых электрофильных и 

нуклеофильных центров. 

 


