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Интерес к S-содержащим биорегуляторам на основе пиррола и индола обусловлен их 
фармакологическими свойствами. Например, применяют лекарственные средства тандамин 
– антидепрессант [1], арбидол – противовирусное средство, суматриптан – препарат для 
лечения мигрени и т.д. [2].  

Рациональным подходом к синтезу таких соединений являются однореакторные 
реакции, протекающие без выделения интермедиатов. Нами изучены реакции прямого 
тиометилирования пиррола и индолов, как СН-кислот, формальдегидом и S-нуклеофилами. 
В литературе описано С-тиометилирование пирролов и индолов многостадийными 
способами [3]. 

В результате нами разработан однореакторный способ С(sp2)Н-функционализации 
гетероароматических соединений в среде апротонных растворителей при нагреве. В случае 
1Н-пиррола были получены 2,5-симметричные S-содержащие соединения, реакция с 1Н-
индолом и триптофаном проходит с низкой селективностью, основным продуктом в первом 
случае является димер индола,во втором – дигидро-ß-карболин. Высокую селективность в 
данных условиях проявил гетероауксин (индол-3-уксусная кислота). Так, в случае 
алкильных меркаптанов (2-пропантиол, циклогексантиол, гептантиол) выход 
тиометилированных продуктов составляет 20 – 30%, а в случае 1,2-меркаптоэтанола и 1,2-
меркаптоэтиламинов – до 98%.  

Методами фармакофорного моделирования Quantitative Structure – Activity Relationship 
(QSAR), расчеты по правилу Липинского проведен прогноз перспективных молекул для 
фармакологических испытаний.   
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