Синтез азоцино[5,4-b]индолов из 1,2,3,4-тетрагидро-β-карболинов.
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Большой интерес к β-карболиновым структурам в последние годы вызван тем, что данная с гетероциклическая система относятся к группе индольных алкалоидов, которые широко представлены в растительном и животном мире, что свидетельствует об их биологической значимости. Производные β-карболинов обладают различными видами биологической активности, такой как противовирусная, цитотоксическая, противомалярийная, противогрибковая, антитромботическая и анальгетическая [1]. Получение новых производных β-карболинов остается актуальной задачей и в наше время. 
Исходные 1,2,3,4-тетрагидро-β-карболины 1 были получены из триптамина и соответствующих альдегидов по реакции Пикте-Шпенглера. Дальнейшее алкилирование β-карболинов 1 пропаргилбромидом в присутствии основания Хюнига приводит к образованию N-алкилированных производных 2, при взаимодействии которых с активированными алкинами образуются азоциноиндолы 3 с хорошими выходами. 
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Схема 1. Синтез азоцино[5,4-b]индолов.

Следует отметить, что природные алкалоиды okaramine, grandilodine и ludurine [2] содержат в своей структуре азоцино[5,4-b]индольный фрагмент, также ранее была показана способность азоциноиндолов ингибировать ацетилхолинэстеразу [3], что делает перспективным наше дальнейшее исследование. 
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