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Гетероциклические системы, содержащие 
фрагменты пиразоло[1,5-а] пиримидина и пиразо-
ло [5,1-c][1,2,4]триазина, представляют большой 
интерес для исследователей. Во-первых, обладая 
структурным подобием индолам и природным 
пуриновым основаниям, эти соединения проявля-
ют широкий спектр биологической активности и 
применяются в качестве лекарственных препара-
тов [1, 2]. Во-вторых, препаративно доступные 
методы синтеза пиразолоазинов позволяют за 
короткий срок получить обширные «библиотеки» 
веществ с разнообразными функциональными 
группами в обоих фрагментах.

Весьма актуальным в настоящее время пред-
ставляется дальнейшая модификация указанных 
систем с целью получения новых сложно постро-
енных азагетероциклов и изучения их биологиче-
ской активности.

Известно, что протоны алкильных групп 
γ-метилпиримидинов и δ-метил-as-триазинов об-
ладают повышенной подвижностью [3, 4]. Мы 
нашли, что полученные нами [5] производные 
пиразоло[1,5-а]пиримидинов и пиразоло[5,1-c]
[1,2,4]триазинов 1 подвергаются региоселективно-
му аминометиленированию с образованием аддук-
тов 2 при кратковременном нагревании с димети-
лацеталем диметилформамида (ДМАДМФА). С 

помощью синтезированных диметиламинометиле-
новых производных возможно построение разноо-
бразных конденсированных циклов. Так, при вве-
дении в реакцию с ними N-нуклеофилов 3 (гидра-
зин, алифатические и ароматические амины) в 
уксусной кислоте in situ образуются енамины 4 за 
счёт отрыва легко уходящей диметиламиногруппы 
(схема 1).

Последующее внутримолекулярное амидиро-
вание в уксусной кислоте приводит к замыканию 
α-пиридинонового цикла с образованием пиразоло 
[1,5-a]пиридо[3,4-e]пиримидин-6-онов (X = CH) и 
пиразоло[5,1-c]пиридо[4,3-e][1,2,4]триазин-6-онов 
(X = N) 5.

Подтверждением предлагаемой схемы служит 
возможность выделения интермедиатов 4 при про-
ведении реакции в ДМФА с менее активными 
ароматическими аминами. Последующее нагрева-
ние этих продуктов в уксусной кислоте, как и 
ожидалось, приводит к целевым α-пиридонам 5. 

Структура всех полученных соединений под-
тверждена методом ЯМР 1Н-спектроскопии и 
данными элементного анализа.

Экспериментальная часть
Контроль индивидуальности реагентов и по-

лученных соединений, качественный анализ реак-
ционных смесей в процессе реакций осуществлял-
ся методом ТСХ на пластинах Silufol UV-254 
(Merck), элюенты — индивидуальные растворите-
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Новые конденсированные системы на основе пиразоло[1,5-а]пиримидинов и пиразоло[5,1-с][1,2,4]триазинов

пиразоло[5,1-c]пиридо[4,3-e][1,2,4]триазин-6-
онов (5, X=N).  Эквимольные количества (2) и (3) 
кипятили в AcOH 5-30 минут. Осадок трицикличе-
ского пиразолоазина (5) отжимали, промывали 
изопропиловым спиртом, перекристаллизовывали 
из диметилформамида. Выходы: 85—91%.
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ли (петролейный эфир, хлороформ, этилацетат, 
изопропиловый спирт) и их смеси в различных 
соотношениях. Проявление хроматограмм — в 
парах йода и УФ-свете. Спектры ЯМР 1Н сняты на 
приборе Bruker AC-300 (300 МГц) в ДМСО-d6 с 
внутренним стандартом Me4Si. Элементный анализ 
проводился на приборе Carlo Erba NA 1500.

Общая методика синтеза этиловых эфиров 
7-[(E)-2-(диметиламино)винил]-2-метил-3-
фенилпиразоло[1,5-a]пиридин-6-карбоновой (2, 
X=CH) и 4-[(E)-2-(диметиламино)винил]-7-
метил-8-фенилпиразоло[5,1-c][1,2,4]триазин-3-
карбоновой (2, X=N) кислот. Пиразолоазины (1) 
нагревали с 10%-ным избытком ДМАДМФА в 
диметилформамиде до кипения. Выпавший осадок 
соединений (2) отжимали на фильтре, промывали 
изопропиловым спиртом и сушили. Выход: 90—
92%. 

Общая методика синтеза пиразоло[1,5-a]
пиридо[3,4-e]пиримидин-6-онов (5, X=CH) и 
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