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Мелатонин – эндогенный гормон эпифиза человека с широким спектром действия, однако его  медицинское применение ограничено во многом из-за его неизбирательного действия по отношению к ряду рецепторов. Поэтому важен поиск аналогов мелатонина, которые, сохраняя полезные фармакологические свойства, были бы лишены этих недостатков. Из анализа литературы и расчетов методом QSAR известно, что введение небольшого заместителя в первое положение может улучшить связывание с рецептором. А также очень перспективной представляется модификация 3-го положения в молекуле индола, изменяющая гибридизацию углерода на sp3. Для облегчения модификации третьего положения мелатонина нами была предложена и впервые опробована следующая схема:
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Условия всех стадий синтеза соединений 5 были оптимизированы, что позволило довести выход по пяти стадиям до 43% для 5а. Кроме того, нам удалось подобрать условия, в которых соединения (5a) – (5d) в одну лабораторную стадию превращаются в производные мелатонина, при этом восстанавливается сразу несколько функциональных групп. 
Таким образом, нами была разработана стратегия синтеза новых производных мелатонина исходя из соответствующих изатинов, выходы представлены в таблице.
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