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Интерес к производным имидазопиридинов обусловлен их разнообраз-

ной биологической активностью. Данные по биологической активности 
производных имидазолов обобщены в обзоре [1]. Они являются аналь-
гезирующими [2] и нестероидными противовоспалительными агентами 
[2, 3], проявляют антидепрессантное [4], кардиотоническое [5], гипотен-
зивное, антиаритмическое [6] и противосекреторное действие [7]. Среди 
соединений этого класса известны антагонисты ангиотензиновых II рецеп-
торов, проявляющие гипотензивную активность [8, 9]. Кроме того, ряд 
имидазо[4,5-b]пиридинов обладает противовирусной [10], антимикробной 
[11] и цитотоксической [12] активностью. Известны и другие аспекты 
практического применения производных имидазо[4,5-b]пиридинов, напри-
мер, их используют в сельском хозяйстве для обработки всходов широко-
листных растений [13, 14] и борьбы с грызунами [15]. 

В связи с этим, несомненный интерес представляет обзор имеющихся 
в литературе сведений о методах получения производных имидазо[4,5-b]-
пиридинов. Обобщенные в этом обзоре данные могут быть полезны при 
планировании и разработке методов синтеза функциональных производ-
ных имидазопиридинов и пиридопиразинов, перспективных гетероцикли-
ческих соединений для поиска среди них новых биологически активных 
веществ. 

Наиболее удобными исходными соединениями для синтеза имидазо-
[4,5-b]пиридинов являются легкодоступные производные 2,3-диаминопи-
ридина, которые обычно получают в две стадии из коммерчески доступ-
ных 3-нитро-2-хлор- [16] или 3-нитро-2-фторпиридинов [17]. На первой 
стадии происходит нуклеофильное замещение галогена в пиридиновом 
кольце, активированного нитрогруппой. Восстановление нитрогруппы 
приводит к целевому производному 2,3-диаминопиридина, в качестве вос-
становителя используют водород в присутствии палладия на угле [18], 
никель Ренея [19], бисульфит натрия, боргидрид натрия, цинк или железо 
в присутствии кислоты [19]. 
_____________ 

* Здесь и далее в номере фамилия автора, с которым следует вести переписку, отмечена 
звездочкой. 
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Впервые сообщение о получении производного имидазо[4,5-b]пириди-
на – 2-метилимидазо[4,5-b]пиридина (2) – было опубликовано в 1927 г. 
А. Е. Чичибабиным и А. В. Кирсановым  [20, 21]: 
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Под действием уксусного ангидрида сначала происходит ацилирование 
2,3-диаминопиридина (1) с последующей циклизацией в имидазо[4,5-b]-
пиридин 2 при кипячении. 

Источниками одноуглеродного фрагмента для формирования пятичлен-
ного цикла имидазо[4,5-b]пиридина чаще всего служат различные произ-
водных карбоновых кислот [22]. Такими производными, как было показа-
но в предыдущем примере, могут быть ангидриды карбоновых кислот. 
Так, уксусный ангидрид был использован для синтеза конденсированного 
производного имидазопиридина, обладающего антимикробными свой-
ствами [23]. 
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Помимо уксусного ангидрида [24] в литературе встречается исполь-
зование и других ангидридов: бензойной [25], изатовой [26] и янтарной 
кислот [27]. 
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Полученный при реакции с янтарным ангидридом 2-карбоксиэтил-
имидазо[4,5-b]пиридин 3 был использован далее для получения трицикли-
ческой структуры 4а. Авторы исследования допускают возможность полу-
чения изомера 4b, так как по имеющимся у исследователей спектральным 
данным невозможно установить различия между двумя возможными 
изомерами [27]. Полученные соединения были использованы для синтеза 
веществ с противотуберкулезной активностью [27]. 

Наиболее распространенными реагентами для образования имидазопи-
ридинов из 2,3-диаминопиридинов служат сами карбоновые кислоты. 
Однако этот метод имеет существенные ограничения, поскольку реак-
ции  без использования специальных активаторов или дегидратирующих 
агентов не приводят к образованию имидазопиридинов [28], за редким 
исключением использования сильных кислот (например трифторуксус-ной 
[29]), жестких термических условий [30] или микроволнового излу-чения 
[31, 32]. 
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Примером может служить получение с высоким выходом 2-этилимид-

азо[4,5-b]пиридина (5) под действием микроволнового излучения в при-
сутствии трифеноксифосфина в пиридине [31]. 

Встречаются варианты постадийной циклизации, в которых сначала 
получают амид с использованием активаторов, например HBTU [33], про-
изводных карбодиимида [34] или BOP [35], затем происходит циклизация. 
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Примером такой постадийной циклизации является синтез соединения 7 
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с первоначальным образованием амида  6 с использованием ВОР и его 
последующей циклизацией под действием карбоната натрия. 
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Широко распространено использование дегидратирующих средств, 

таких как POCl3 [36–38], ПФК [39–42] или фосфорная кислота [43], что 
позволяет получать требуемые производные имидазопиридинов без выде-
ления соответствующего амида кислоты. 
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С использованием ПФК из 6-замещенного 2,3-диаминопиридина и 

различных бензойных кислот была синтезирована большая серия 2-арил-
имидазо[4,5-b]пиридинов  для поиска новых антиметаболитов пурина [44].  
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Хлорангидриды легко вступают в реакцию с диаминопиридинами [45–47] 
как наиболее реакционноспособные производные карбоновых кислот. Так 
реакция замещённого 2,3-диаминопиридина 8 с хлорангидридом капро-
новой кислоты уже при 100 С в пиридине с умеренным выходом приво-
дит к образованию имидазопиридина 9. 
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Сложные эфиры карбоновых кислот реагируют с диаминопиридинами 
в значительно более жестких условиях, чем ангидриды и хлорангидриды 
кислот [48, 49]. 
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Нитрилы кислот также могут реагировать с диаминопиридинами, но, 

как видно из предыдущего примера, где при наличии двух групп реакция 
идет только по сложноэфирной, реакционная способность нитрилов ниже, 
чем у сложных эфиров [50, 51].  Реакцию проводят в ПФК при 180 С [52].  
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В тех случаях, когда нитрил не вступает в реакцию с диаминопи-
ридином или использование высоких температур нежелательно, нитрил 
кислоты переводят, например  в иминоэфир 10, который значительно 
реакционноспособнее и приводит к имидазопиридину 11 в относительно 
мягких условиях [52, 53]. 
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Все попытки осуществить реакции между диаминопиридином и орто-

эфирами в кипящем этаноле или в более высококипящих растворителях, 
таких как ДМФА или ДМСО, в отсутствие кислот оканчивались неудачей. 
Если в тех же условиях, в кипящем этаноле, добавлять каталитические 
количества Н–Y цеолита (кислотный тип цеолитов, с размерами пор 20 Å, 
площадь поверхности 200  10 м2/г), то целевой имидазопиридин образу-
ется с высокими выходами [54]. 
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Определяющим моментом здесь является большая поверхность катали-

затора, так как реакция протекает именно на поверхности. Вместо цеолита 
можно использовать систему HBF4–SiO2 [55], при добавлении всего 
2 мол.% такого катализатора реакция проходит за 30 мин без растворителя 
при 80 С с выходами 70–82%. До конца механизм этой реакции не ясен. 
Предположительно, сначала происходит активация ортоэфира HBF4–SiO2 с 
образованием интермедиата 12, приводящего к промежуточной струк-туре 
13, которая подвергается атаке аминогруппой диаминопиридина 1. 
Образующийся интермедиат 14 активируется катализатором, что приво-
дит к образованию другого интермедиата 15, циклизующегося в проме-
жуточное соединение 16, которое в присутствии катализатора приводит 
к получению целевого имидазопиридина и трёх молекул этанола. Высво-
бождающийся катализатор переходит на другой каталитический цикл [55]. 
Схему процесса можно представить следующим образом: 
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Высокие выходы при конденсации диаминопиридинов с ортоэфирами 

получают при кипячении в уксусной кислоте [56, 57] или при использо-
вании каталитических количеств TsOH (выходы 60–70%) [58]. 
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Использование в синтезе производных имидазо[4,5-b]пиридина таких 

производных и предшественников карбоновых кислот как амиды [59], 
диметилацеталь ДМФА [60], тиоамиды [61], гидразиды [62] и три-
хлорметилбензимидазол [63] имеет весьма ограниченное значение. При-
меры использования таких производных единичны, а выходы редко пре-
вышают 25%. 

 
Особый интерес представляет синтез имидазопиридинов из о-диамино-
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пиридинов и альдегидов в присутствии окислителей. Как правило, эти 
реакции проходят в более мягких условиях, чем реакции диаминопири-
динов и карбоновых кислот [28]. Общую схему этого синтетического 
подхода можно представить следующим образом [64]: 
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В качестве окислителей на последней стадии синтеза могут выступать 

кислород воздуха [65], нитробензол [66, 67], иод [68], соли железа(III) [69] 
и сера [70, 71]. Окисление кислородом воздуха было использовано в 
твёрдофазном синтезе 7-азабензимидазолов для создания комбинаторных 
библиотек [72]. В современной синтетической практике в качестве 
окислителя часто используют серу. Для проведения реакции смесь эквива-
лентных количеств 2,3-диаминопиридина 1, ароматического или гетеро-
ароматического альдегида и серы нагревают при высокой температуре или 
кипятят в высококипящем растворителе (ксилол, мезителен, ДМФА) до 
прекращения выделения сероводорода. 
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Учитывая окислительный характер серы, в реакцию можно вводить 

бензиловые спирты, которые в этих условиях могут являться предшест-
венниками альдегидов [28]. 
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При наличии бензильного заместителя у одного из атомов азота в 

2,3-диаминопиридине сера также может окислять бензильную метилено-
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вую группу, при этом протекает внутримолекулярная циклизация с обра-
зованием имидазопиридина. Если бензильный заместитель находится на 
пиридиновом атоме азота, то в условиях ракции происходит перенос 
бензильной группы с эндоциклического на один из экзоциклических 
атомов азота с последующей циклизацией в 2-фенилимидазопиридин [28]. 
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Также в присутствии серы с 2,3-диаминопиридинами реагируют соеди-

нения, содержащие метильную группу, активированную электронодефи-
цитной арильной или гетарильной группой [22]. 
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Метиленовую группу заместителя у одного из экзоциклических атомов 

азота можно окислить, последующая циклизация в присутствии сульфу-
рилхлорида приводит к имидазопиридину, если вторая группа NH2 сво-
бодна. При этом, по мнению авторов, происходит электрофильное хлори-
рование в пиридиновое ядро [73], хотя, на наш взгляд, это утверждение 
кажется маловероятным. 
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В начале реакции происходит образование сульфониламина с после-

дующим хлорированием всего цикла. 
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Дальнейшая циклизация может проходить через образование нитрена с 
последующей  ароматизацией до имидазопиридина  [74]. 
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Как известно, нитрены легко генерируются при термическом разложе-
нии азидов, поэтому использование аминопиридинов, имеющих в орто-
положении азидную группу, также приводит к имидазопиридинам. Исход-
ные азиды получают из соответствующих аминов диазотированием 
и обработкой солей диазония азидом натрия. К сожалению, общий выход в 
таких реакциях не превышает 15%, что связано с нестабильностью солей 
диазония пиридинового ряда [74]. 
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– N2

10% после
двух стадий 

NaNO2, HCl

NaN3, AcONa

 
 

Источниками одноуглеродного фрагмента при синтезе имидазопири-
динов из незамещённых или моно-N-замещенных 2,3-диаминопиридинов 
могут служить этоксиметиленмалонаты и малонилнитрилы [75]. 
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Такая реакция возможна благодаря способности этих реагентов всту-
пать в двойное  присоединение по Михаэлю с дальнейшим элиминиро-
ванием малонового аниона. Реакция проходит в протонных растворителях 
(этиловый или изопропиловый спирты, уксусная кислота) с высокими 
выходами. Использование апротонных растворителей (диоксан, хлоро-
форм) приводит к получению соединения 17 [76]. К сожалению, авторы не 
объясняют влияние природы растворителей на направление процесса. 
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17

 
 

При взаимодействии диаминопиридинов с производными ацетоуксус-
ного эфира образуются аминокротонаты 18, которые при действии силь-
ных оснований, таких как этилат натрия, дают имидазопиридины. Получе-
ние имидазопиридина 19 можно объяснить протеканием ретро реакции 
Кляйзена в присутствии основания [77, 78]. 
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Ацетоуксусный эфир имеет два электрофильных центра, атом азота 
в диаминопиридине в условиях термодинамического контроля, как 
правило, атакует карбоксильный атом углерода, давая соответствующий 
амид 20 и имидазопиридин 21. Действительно, при кипячении ацето-
уксусного эфира и замещенного 2,3-диаминопиридина в ксилоле обра-
зуется смесь соединений 19, 20 и 21. Образование имидазопиридина 19 
можно также объяснить ретро реакцией Кляйзена под действием диами-
нопиридина, выступающего в качестве основания [78]. 
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Ph
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19 +
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20
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21(2%) (47%)

(14%)

 

 
Для синтеза 2-цианоимидазопиридинов существует очень простой син-

тетический путь, а именно реакция 2,3-диаминопиридинов с хлоридом 
4,5-дихлоро-1,2,3-дитиазолия, который получают взаимодействием дихло-
родисульфида 22 с хлорацетонитрилом 23 [79]. 

 
NCl

S
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Cl Cl
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Ph
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N

Ph

N

+ Cl2S2 CH2Cl2,
16 ч

+
Ксилол, 140 oС,
2 ч 30 мин

23 22

24 (85%)

Cl
–

+

 
 
Имидазопиридин может быть получен двумя путями, оба из них прохо-

дят через интермедиат 25, который может быть подвергнут атаке о-амино-
группой (путь 1) с образованием спиросоединения 26. Дальнейшая арома-
тизация последнего приводит к нитрилу дисульфида 27, при отщеплении 
серы от которого образуется 2-цианоимидазопиридин 24. Альтернативный 
путь (2) заключается в образовании цианоимидоилхлорида 28, который 
легко циклизуется в 2-цианоимидазопиридин 24 [79]. 
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Существует весьма необычный способ синтеза имидазопиридинов с ис-
пользованием диметилацеталя кетоальдегида и диаминопиридина 1. При 
кипячении соединения 1 с диметилацеталем кетоальдегида 29 в толуоле 
в присутствии каталитических количеств п-толуолсульфокислоты вместо 
ожидаемого пиразинопиридина 30 образуется имидазопиридин 31 [80]. 

 
 

N

Mes

O

MeO

OMe

OMe

N

N

N
H N

Mes

MeO

N N

N N Mes

MeO

N

NH2

NH2

+

толуол,
 110 oС
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31 (54 %)

1

30

TosOH, толуол, 110 oC

 
Авторы [80] предлагают следующий механизм этого необычного про-

цесса: на первой стадии за счёт кетогруппы кетоацеталя идет образование 
имидазолина 32, который в присутствии кислоты существует в равновесии  
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с протонированной формой 33. Образующийся при отщеплении метанола 
интермедиат 34 даёт имидазопиридин 35 и илид 36, который реагирует с 
метанолом с образованием диметоксиметана. 
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2,3-Диаминопиридины широко используются и для получения имид-

азопиридинов, содержащих в положении 2 сернистые, азотистые или 
кислородные функциональные группы. 

Для введения серы в положение 2 имидазо[4,5-b]пиридинов применяют 
сероуглерод в реакции с 2,3-диаминопиридинами при кипячении в эта-
ноле. Эти реакции просты в осуществлении и идут с высокими выходами 
(85%) [81]. 

 

N
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NH

Cl

N

N

N
SH

Cl

CS2

85%

EtOH, 78 oC,
12 ч

 

Введение атома серы в молекулу имидазопиридина можно осуществить 
и при использовании тиокарбонилдиимидазола [58]. 
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Для получения аминоимидазо[4,5-b]пиридинов используют реакцию 
2,3-диаминопиридинов с бромцианом, что приводит к требуемому соеди-
нению с умеренными выходами (до 43%) [82]. 
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43 %
20 ч

H2O, 40 oC,

 
 
 
Альтернативный способ получения 2-аминоимидазо[4,5-b]пиридинов 

заключается в конденсации 2,3-диаминопиридинов с дихлоридом N-тозил-
карбонимида (37) с дальнейшим детозилированием, данный метод более 
универсален, чем взаимодействие с бромцианом, но даёт более низкие 
суммарные выходы [82]. 
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К аналогичному результату приводит использование дихлорида N-аце-

тилкарбонимида в присутствии триэтиламина [83]. 
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57%

Et3N

 
 
 
Особое внимание среди производных имидазопиридинов привлекают 

имидазо[4,5-b]пирид-2-оны, что обусловлено антагонистической актив-
ностью их различных производных по отношению к самым разнообраз-
ным рецепторам.  Как и в случае других 2-функционально замещённых 
имидазопиридинов, синтез имидазопиридинонов базируется, в первую 
очередь, на 2,3-диаминопиридинах. Одним из реагентов – поставщиков 
фрагмента С=О – служит карбонилдиимидазол (CDI) [68, 84]. 
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Этот метод был использован для синтеза нерацемического производ-
ного – антагониста VLA-4 [85]. 
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Циклизация 2,3-диаминопиридинов с использованием фосгена [86] или 
трифосгена также приводит к целевым имидазо[4,5-b]пирид-2-онам с 
умеренными выходами [87, 88]. 
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Трифосген

Et3N, ТГФ

46%  
 

Источником одноуглеродного фрагмента С=О может служить и этил-
хлорформиат [89]. 
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Внутримолекулярная конденсация монокарбаматов диаминопиридинов 
также служит удобным методом получения имидазо[4,5-b]пирид-2-онов 
[87, 90]. 

 661 



N

O

NHMe

NHBoc

NHBoc

N

O

N
H

N
O

Me

B

91%

–

BocHN

 
 

N

O

N
H

N
O

NH2

Me

NH2

N

O

N

NH2

Me

O

OEt EtONa

80%  
 
Есть сведения об использовании мочевин в реакциях циклизации 

с 2,3-диаминопиридинами [91]. 
Во всех предыдущих примерах синтеза имидазо[4,5-b]пиридинов и их 

производных в качестве исходных соединений использовались 2,3-диами-
нопиридины. Однако существуют методы построения целевого бицикла, 
использующие и другие 2,3-бифункциональные производные. Так, напри-
мер, при действии оснований на N-замещенные нитроаминопиридины 
образуются N-оксиды имидазопиридинов, в тех же условиях образуются 
пиридо[2,3-b]пиразин-2,3-дионы, но, как правило, в меньших количествах 
[92]. В качестве оснований могут быть использованы вторичные или 
третичные амины, карбонат или метилат натрия [93]. 
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Механизм реакции представляет собой внутримолекулярную конденса-

цию, при которой протон у атома азота уходит при действии основания 
уже после завершения циклизации [94]. 
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Синтез имидазопиридинов с использованием 3-амино-2-хлорпиридинов 

является многостадийным процессом, который включает синтез N-заме-
щённых о-хлораминопиридинов методом восстановительного алкилирова-
ния, превращение аминогруппы в соответствующую первичную мочевину 
с использованием хлорсульфонилизоцианата и Pd-катализируемое замыка-
ние имидазольного цикла [95–98]. 
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,

Ксантофос =

Ксантофос 

 
 

Использование 2-амино-3-карбамоилпиридинов в синтезе имидазо-
[4,5-b]пирид-2-онов предполагает проведение на первой стадии перегруп-
пировки Гофмана под действием диацетата фенилиодония [87, 99, 100]. 
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В работе [101] предложен эффективный двухстадийный метод синтеза 
2-амино-3-карбамоилпиридинов. 
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Так, малонамидин конденсируют с 2,4-пентандионом в присутствии 

1.1 экв. KOH при комнатной температуре. Схема механизма активации 
карбонильной группы хлоридом магния для получения 2-замещённых 
имидазопиридинов приведена на с. 665. 

Другая секстетная перегруппировка – перегруппировка Курциуса – ис-
пользуется для превращения 2-хлор-3-цианопиридинов в производные 
имидазопирид-2-онов [56, 102, 103]. Атом хлора в 2-хлор-3-цианопиридине 
нуклеофильно замещают амином с защитной группой, полученное произ-
водное щелочным гидролизом нитрильной группы в этиленгликоле пре-
вращают в соответствующую кислоту, которая подвергается перегруппи-
ровке Курциуса под действием дифенилфосфорилазида с одновременной 
циклизацией. 
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Многостадийный метод синтеза 1,2-дизамещённых 7-арилимидазопи-

ридинов основан на использовании в качестве исходного соединения 
2,4-дигидроксипиридина [104]. В этой синтетической последовательности 
интерес представляют именно промежуточные стадии, так как, в конеч-
ном итоге, имидазольный фрагмент формируется обычным для использо-
вания 2,3-диаминопиридинов способом. Особое внимание следует обра-
тить на следующие синтетические находки авторов: селективное замеще-
ние  группы 4-ОН на Cl с использованием циклогептиламина и POCl3 и 
необходимость защиты гидроксильной группы для успешного протекания 
реакции Сузуки. 
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Оригинальный путь построения имидазольного фрагмента с образова-

нием связи C–N предполагает использование, в отличие от всех предыду-
щих методов, монофункционального пиридинового производного – 3-ами-
нопиридина [105]. Метод состоит в литиировании аминогруппы, превра-
щении в амидинат при взаимодействии с нитрилами и дальнейшей цикли-
зации под действием LDA. 
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Этот метод представляет лишь чисто теоретический интерес и не имеет 

препаративного значения из-за низких выходов на стадии циклизации, так, 
с незамещенным бензамидином 2-фенилимидазо[4,5-b]пиридин вообще 
не образуется, а для п-хлорпроизводного выход не превышает 17%. 

Как уже отмечалось, в подавляющем большинстве случаев в синтезе 
имидазо[4,5-b]пиридинов используется подход, связанный с аннелирова-
нием имидазольного цикла с использованием в качестве исходных суб-
стратов производных 2,3-дифункционально замещённых пиридинов. Од-
нако встречаются случаи, когда необходимую имидазольную часть 
затруднительно получить из замещённого пиридина, заместители в пири-
диновом кольце затрудняют синтез соответствующего имидазопиридина 
или необходимо получить целую серию имидазопиридинов с разнообраз-
ными заместителями в пиридиновом кольце и с одинаковой имидазольной 
частью. В этих случаях целесообразно построение пиридинового кольца 
на основе производных имидазола. Существует несколько подходов к 
формированию пиридинового ядра, все они основаны на конденсациях 
производных 4(5)-аминоимидазола. 

Ретросинтетический анализ показывает, что взаимодействие 1,3-бис-
электрофилов 38 с 4(5)-аминоимидазолами должен приводить к целевым 
имидазопиридинам 39 или 40. В качестве таких 1,3-бисэлектрофилов 
могут выступать 1,3-дикарбонильные соединения (1,3-дикетоны) [106]. 
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Трудностью использования данного метода является нестабильность 

исходных аминоимидазолов, поэтому реакцию проводят в инертной атмо-
сфере в абсолютированных растворителях, соответствующий 5-амино-
имидазол получают in situ восстановлением 5-нитроимидазолов [107]. 
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5-Аминоимидазолы реагируют с 3-нитро-4H-хромен-4-онами с образо-

ванием производных имидазо[4,5-b]пиридина с высокими выходами. Как 
уже отмечалось, аминоимидазолы нестабильны, поэтому их получают 
in situ из первичных аминов и метил-N-(цианометил)формимида 41 кипя-
чением в хлористом метилене в атмосфере аргона, в полученную смесь 
добавляют нитрохроменон 42 и дальнейшее кипячение (5 ч) приводит к 
образованию замещенного имидазопиридина 43 [108]. 
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Образование соединения 43 идёт по схеме, включающей первоначаль-

ное сопряжённое присоединение имидазольного атома углерода в положе-
нии 4 к двойной связи нитрохромена 42 с образованием интермедиата 44. 
Рециклизация образовавшегося пиранового цикла по ANRORC механизму 
с участием аминогруппы имидазола приводит к имидазопиридину 43 
[108]. 
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Для построения пиридинового кольца в реакции с 5-аминоимидазола-

ми оригинальным бисэлектрофильным агентом служит 2-(бисметилсульф-
анилметилен)малонодинитрил. Взаимодействие малонодинитрила  с серо-
углеродом и иодистым метилом в присутствии фторида калия приводит 
к 2-(бисметилсульфанилметилен)малонодинитрилу 45 [109], который реа-
гирует с 5-аминоимидазолами с образованием продукта нуклеофильного 
замещения 46, термическая циклизация которого в щелочных условиях 
приводит к замещенным имидазопиридинам  [110]. 
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Для аминоимидазолов с орто-формильной группой построение пири-
динового ядра возможно за счёт конденсации с карбонильными соеди-
нениями, содержащими метиленовую группу в α-положении. Такой 
подход был использован для построения трициклических систем 47, вклю-
чающих фрагмент имидазо[4,5-b]пиридина. Конденсация исходных 2-ами-
ноимидазо[1,2-a]пиридин-2-карбальдегидов 48 с альдегидами и кетонами 
протекает в присутствии оснований при кипячении в этаноле [111]. 
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Известен вариант одновременного образования имидазольного и пири-
динового циклов с использованием 2-аминопиридинов [112]. 
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Зачастую использование методов, основанных на одновременном по-



строении обоих циклов, не имеет большого синтетического значения 
ввиду очень низких выходов [113]. 
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Среди конденсированных производных имидазо[4,5-b]пиридинов боль-

шой практический интерес представляют имидазохинолиноны, облада-
ющие антиагрегационными свойствами. Из них особенно активным явля-
ется 1,3-дигидро-7,8-диметил-2Н-имидазо[4,5-b]хинолин-2-он, разрешен-
ный к клиническим испытаниям, синтез которого осуществлен по следую-
щей схеме [114]: 
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На основе использования этой методологии синтезирован целый ряд 
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соединений, обладающих антитромбоцитарной и кардиотонической 
активностью [115, 116]. 

Еще один интересный способ получения конденсированных производ-
ных имидазо[4,5-b]пиридинов заключается во взаимодействии 1-ацетокси-
4-(ацетоксимино)-1,4-дигидрохинолина (49) с производными 4-аминопи-
римидина, например, замещённым аденином (Ade-R) или цитозином 
(Cyt-R1). Реакция идёт в трифторэтаноле при комнатной температуре с 
умеренными выходами (30–40 %) [117, 118]. 1-Ацетокси-4-(ацетоксими-
но)-1,4-дигидрохинолин (49) является метаболитом потенциально мута-
генного и канцерогенного N-нитрохинолин-N-оксида (50). Эта реакция 
была использована в качестве модели для понимания связывания таких 
соединений с азотистыми основаниями [118, 119]. 
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Таким образом, обобщенные в обзоре литературные данные свидетель-

ствуют о широких возможностях получения самых разнообразных произ-
водных имидазо[4,5-b]пиридина на основе доступных исходных соеди-
нений. 
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