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Аннотация  
1,2,3-Триазолы представлены в широком ряду молекул с разнообразной биологической активностью, 
включая противоинфекционную и противоопухолевую. Отдельный интерес представляют карбоксамиды 
1,2,3-триазолов – в их ряду найдены соединения, представляющие интерес в качестве селективных обратных 
агонистов и антагонистов прегнанового рецептора X (PXR) – ключевого регулятора метаболизма лекарст-
венных препаратов, а также регуляторов кальций-активируемых калиевых каналов. Среди различных методов 
построения 1,2,3-триазол-содержащих систем интерес представляет разработанный нами подход, основанный 
на взаимодействии 3-(пиридил-2)-1,2,4-триазинов с ариновыми интермедиатам, и приводящий, вследствие 
домино-трансформации с участием 1,2,4-триазинового фрагмента, к образованию 1,2,3-триазолов, интегри-
рованных с фрагментами пиридо[1,2-а]индолов. Последние представляют крайне перспективный тип фар-
макофоров, так как встречаются в большом числе природных соединений, включая, например, кантин-6-
оны, дибензопирроколин и гомофаскаплизин B и C. Особый интерес могут представлять (поли)фторзаме-
щенные пиридо[1,2-а]индолы, получаемые напрямую из 1,2,4-триазинов действием фтор-замещенных 1,2-
дегидробензолов. В рамках настоящей работы нами был исследован подход к фторированным производным 
5-карбоксамид-4-фенил-(1H-1,2,3-триазол-1-ил)пиридо[1,2-a]индолов, основанный на взаимодействии 
3-(пиридил-2)-5-циано-1,2,4-триазина с 4,5-дифтор-1,2-дегидробензолом и последующей трансформации 
полученных продуктов домино трансформации в условиях щелочного гидролиза. Также показана воз-
можность дальнейшей трансформации полученных карбоксамидов в услвоиях кислого гидролиза с образо-
ванием 5-Н-4-фенил-(1H-1,2,3-триазол-1-ил)пиридо[1,2-a]индолов. Структура полученных продуктов была 
доказана с использованием методов ЯМР 1Н спектроскопии, масс-спектрометрии и элементного анализа. 
Так, в масс-спектрах полученных соединений пристутсвуют пики молекулярных ионов. В ЯМР 1Н спектрах 
полимеров присутствуют сигналы резонанса протонов фрагментов пиридо[1,2-a]индола, сигналы резонанса 
протонов ароматического фргмента при С4, а также сигналы резонанса протонов заместителей при С5 
фрагмента 1,2,3-триазола. Полученные производные пиридо[1,2-a]индола могут представлять интерес в 
качестве биоактивных соединений, а также в качестве перспективных флуорофоров. 
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Abstract 
1,2,3-Triazoles are represented in a wide range of molecules with diverse biological activities, including anti-infective 
and anti-tumor. Of particular interest are 1,2,3-triazole carboxamides – compounds have been found in this series 
that are of interest as selective inverse agonists and antagonists of the pregnane X receptor (PXR), a key regulator of 
drug metabolism, as well as regulators of calcium-activated potassium channels. Among the various methods for 
constructing 1,2,3-triazole-containing systems, of interest is our approach based on the interaction of 3-(pyridyl-2)-
1,2,4-triazines with aryne intermediates, which, due to domino transformation involving the 1,2,4-triazine fragment, 
leads to the formation of 1,2,3-triazoles integrated with pyrido[1,2-a]indole fragments. The latter represent an 
extremely promising type of pharmacophore, since they are found in a large number of natural compounds, including, 
for example, canthin-6-ones, dibenzopyrrocoline, and homophascaplysin B and C. Of particular interest may be 
(poly)fluoro-substituted pyrido[1,2-a]indoles obtained directly from 1,2,4-triazines by the action of fluoro-substituted 
1,2-dehydrobenzenes. In the present work, we investigated an approach to fluorinated derivatives of 5-carboxamide-
4-phenyl-(1H-1,2,3-triazol-1-yl)pyrido[1,2-a]indoles based on the interaction of 3-(pyridyl-2)-5-cyano-1,2,4-triazine 
with 4,5-difluoro-1,2-dehydrobenzene and subsequent transformation of the obtained domino transformation 
products under alkaline hydrolysis conditions. The possibility of further transformation of the obtained carboxamides 
under acidic hydrolysis conditions with the formation of 5-H-4-phenyl-(1H-1,2,3-triazol-1-yl)pyrido[1,2-a]indoles 
was also shown. The structure of the obtained products was proven using 1H NMR spectroscopy, mass spectrometry 
and elemental analysis. Thus, molecular ion peaks are present in the mass spectra of the obtained compounds. The 
1H NMR spectra of the polymers contain resonance signals of the protons of the pyrido[1,2-a]indole fragments, 
resonance signals of the protons of the aromatic fragment at C4, and resonance signals of the protons of the 
substituents at C5 of the 1,2,3-triazole fragment. The resulting pyrido[1,2-a]indole derivatives may be of interest as 
bioactive compounds, as well as promising fluorophores. 
 
 


