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5-Галоген-7-азаиндолы интересны в качестве субстратов для изучения палладий-катализируемых реакций кросс-сочетания. Такие структуры могут быть перспективными лекарственными средствами, биологически активными веществами, например, раз​лич​ных ингибиторов киназ или аналогов мелатонина [1]. В настоящее время существуют отрывочные сведения о синтезе 5-бром-7-азаиндолов по реакции Фишера в термических условиях и при микроволновом облучении. Наша работа представляет собой удобный и универсальный метод синтеза различных 2,3-дизамещённых 5-галоген-7-азаиндолов, а также является первым примером успешного применения реакции Фишера, проводимой в условиях кислотного катализа (ПФК, 160-180 °С, 5 мин), для получения 5-хлор-, 5-бром- и 5-йод-7-азаиндолов из соответствующих 5-галоген-2-пиридилгидразинов [2].
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Нами было установлено, что при циклизации 5-галогензамещенных кетонов по Фишеру образуются соответствующие 5-галогензамещенные 7-азаиндольные производ​ные, при этом выходы целевых соединений существенно различаются в зависимости от природы карбонильного соединения в исходном гидразоне: в частности, чем легче подвергается енолизации исходный кетон, тем выше выход целевого 5-галоген-7-азаиндола. Кроме того, было установлено, что атом галогена не оказывает однозначного влияния на выход целевых 5-галоген-7-азаиндолов.
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