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Одним из стратегических подходов к форми-
рованию пиридинового цикла является использо-
вание кетонной или сложноэфирной и активиро-
ванной метильной групп, находящихся в α-поло
жении. Построение цикла обычно осуществляется 
в две стадии: обработкой субстрата диметилацета-
лем ДМФА получают непредельное диметилами-
нопроизводное, действием на которое аминоком-
понента добиваются замещения диметиламино-
группы с последующей циклизацией карбэтоксие-
намина в оксопиридин. В качестве субстрата могут 
быть использованы как ациклические соединения 
[1, 2], так и гетероциклы с метильной и карбониль-
ной группами в боковой цепи. В последнем случае 
происходит аннелирование пиридинового цикла с 
образованием конденсированной системы [3, 4].

В настоящей работе осуществлено аннелиро-
вание оксопиридинового цикла к 2,6-диметил-3,5-
пиридиндиэтилкарбоксилату (1) и к 7-метил-6-
карбэтокси-[1,2,4]триазоло[1,5-a]пиримидину (6).

Обработкой 2,6-диметил-3,5-пиридиндиэтил
карбоксилата 1 одним эквивалентом диметилаце-
таля ДМФА получали енамин 3, который без вы-
деления вводили в реакцию с аминопиразолом 4, 
получая этил 6-[3-( метоксиметил)-4-фенил-1H-

пиразол-5-ил]-2-метил-5-оксо-5,6-дигидро[1,6]
нафтиридин-3-карбоксилат (5).

Установлено, что оптимальным условием для 
первой стадии реакции является кипячение смеси 
реагентов в минимальном количестве ДМФ. Более 
гладко рассмотренная стадия протекает для триа-
золопиримидина (6) ввиду высокой СН-кислотности 
метильной группы (влияние триазольного фраг-
мента), а также низкой растворимости получаю-
щегося енамина (7), который выделялся из реакци-
онной среды и вводился в реакцию с аминопира-
золом 4. Таким образом получен 7-[3-(метокси
метил)-4-фенил-1H-пиразол-5-ил]пиридо[3,4-e]
[1,2,4]триазоло[1,5-a]пиримидин-6(7H)-он (8).

Оптимальным условием для циклизации 
6-карбэтокси-7-[2-диметиламино-1-винил]-[1,2,4,]
триазоло[1,5-а]пиримидина (7) с аминопиразолом 
4 является кипячение компонентов в ледяной ук-
сусной кислоте, являющейся акцептором выделяю-
щегося диметиламина.

Енамин 7 — желтое кристаллическое вещество, 
нерастворимое в углеводородах и спиртах, хорошо 
растворим в хлороформе. Соединения 5 и 8 — сла-
бо окрашенные кристаллические вещества, раство-
римые в ДМФА и ДМСО при нагревании. В спек-
трах ЯМР 1Н соединений 5 и 8 в отличие от енами-
на 7, отсутствуют сигналы протонов этокси- и 
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диметиламиногрупп, а присутствуют сигналы двух 
пиридиновых протонов в виде двух дублетов (δ 
6.2-8.9 м.д.).

Структура полученных веществ подтверждена 
методами ЯМР 1H и масс-спектроскопии, данными 
элементного анализа.

Экспериментальная часть
Контроль за ходом реакций и индивидуально-

стью синтезированных веществ осуществляли 
методом ТСХ на пластинах Silufol UV-254. Спек-
тры ЯМР 1Н регистрировали на приборе Bruker 
AC-300 (300 МГц) в ДМСО-d6, внутренний стан-
дарт — Me4Si. Масс-спектры — на приборе LKB 
9000, энергия ионизирующих электронов 70 эВ.

Получение исходных веществ: пиридин 1 — 
синтезом Ганча с последующим окислением со-
гласно [5]; 5-амино-3-метоксиметил-4-фенил
пиразол 4 — по методике [6]; триазолопиримидин 
6 — по ранее описанной методике [7].

Этил 6-[3-(метоксиметил)-4-фенил-1H-
пиразол-5-ил]-2-метил-5-оксо-5,6-дигидро[1,6]
нафтиридин-3-карбоксилат (5). Смесь 1.05 г (4 
ммоль) 2,6-диметил-3,5-пиридиндиэтилкарбокси

лата 1, 0.51 г (4.3 ммоль) диметилацеталя ДМФА 
2 и 3 мл ДМФА кипятили с обратным холодильни-
ком до полного превращения 1 в енамин 3 (ТСХ), 
что занимает 2-4 часа. Далее, в реакционную мас-
су добавляли 0.81 г (4 ммоль) аминопиразола 4 и 
кипятили еще 3 часа. Выпавший при охлаждении 
продукт фильтровали, промывали изопропиловым 
спиртом и перекристаллизовывали из ДМФА.

Выход 65%, т.пл. 205—206°C. Найдено (%): C, 
66,34; H, 5,12; N, 13,47. C23H22N4O4. Вычислено (%): 
C, 66,02; H, 5,30; N, 13,39. Спектр ЯМР 1Н (δ, м.д.): 
2.81 (с, 3 Н, СH3); 3.32 (с, 3 Н, ОСH3); 3.88 (с, 3 Н, 
ОСH3); 4.51 (с, 2 Н, ОСH2); 6.71 (д, 1 Н, 8-нафтиридин, 
J = 7); 7.16-7.32 (м, 5 Н, аром.); 7.77 (д, 1 Н, 
7-оксопирид., J = 7); 8.92 (с, 1 Н, 4-нафтиридин); 
13.46 (с, 1 Н, NH). Масс-спектр, m/z 418 [M]+.

6-Карбэтокси-7-[2-диметиламино-1-винил] 
-[1,2,4,]триазоло[1,5-а]пиримидин (7). Смесь 1.03 
г (5 ммоль) 7-метил-6-карбэтокси -[1,2,4]триазоло 
[1,5-a]пиримидина 6, 0.65 г (5.5 ммоль) диметила-
цеталя ДМФА 2 и 5 мл ДМФА кипятили с обратным 
холодильником 20 минут. Выпавший осадок от-
фильтровывали, промывали и перекристаллизовы-
вали из ДМФА.
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Выход 95%, т.пл. 238—239°C. Найдено (%): C, 
56,21; H, 6,98; N, 25,30. C12H15N5O2. Вычислено (%): 
C, 56,30; H, 6,91; N, 25,25. Спектр ЯМР 1Н (δ, м.д.): 
1,05 (т, 3 Н, CH2CH3, J = 8); 3,05, 3,30 (оба с, по 3 
Н, N(CH3)2); 3,83 (м, 2 Н, CH2CH3, J = 8); 6,72 (д, 1 
Н, СН, J = 13); 8,50 (с, 1 Н, пирим.); 8,88 (с, 1 Н, 
триаз.); 9,41 (д, 1 Н, СН, J =13 ). Масс-спектр, m/z 
261 [M]+.

7-[3-(метоксиметил)-4-фенил-1H-пиразол-5-
ил]пиридо[3,4-e][1,2,4] триазоло[1,5-a]пирими
дин-6(7H)-он (8). Смесь 1.04 г (4 ммоль) 6-карб-
этокси-7-[2-диметиламино-1-винил]-[1,2,4]триазо-
ло [1,5-а]пиримидина 7, 0.81 г (4 ммоль) аминопи-
разола 4 и 5 мл уксусной кислоты кипятили с об-
ратным холодильником в течение 30 мин. Выпав-
ший при охлаждении осадок отфильтровывали, 
промывали водой, перекристаллизовывали из 
ДМФА.

Выход 91%, т.пл. >300°C. Найдено (%): C, 
61,15; H, 4,08; N, 26,43. C19H15N7O2. Вычислено (%): 
C, 61,12; H, 4,05; N, 26,26. Спектр ЯМР 1Н (δ, м.д.): 
3.34 (с, 3 Н, ОСH3); 4.64 (с, 2 Н, ОСH2); 7.32 (д, 1 
Н, Н пирид., J = 7); 7.44-7.86 (м, 5 Н, аром.); 8.40 
(д, 1 Н, Н пирид., J = 7); 8.66 (с, 1 Н, Н пиримид.); 
9.16 (с, 1 Н, Н триаз.); 13.40 (с, 1 Н, NH). Масс-
спектр, m/z 373 [M]+.
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