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Пиразоло[3,4-d]пиримидины, являясь аналогами 

пуринов,1 не только прочно вошли в практику 

органического синтеза, но и зарекомендовали себя как 

фармакологически перспективные гетероциклические 

системы. Замещенные пиразоло[3,4-d]пиримидины 

обладают противовоспалительным,2 антимикробным,3,4 

противовирусным,5,6 антиаллергическим,7 антигипер-

тензивным,8,9 противоопухолевым и антилейкемиче-

ским действием.10,11 Один из лучших методов синтеза 

производных пиразоло[3,4-d]пиримидинов, основан-

ный на циклоконденсации замещенных 5-амино-

1Н-пиразол-4-карбоксамидов с производными карбо-

новых кислот12–14 или с альдегидами,15,16 разработан 

достаточно давно. Несмотря на это, сведения о 

взаимодействии 5-амино-1Н-пиразол-4-карбоксамидов 

с кетонами и гетероциклическими карбонильными 

соединениями до сих пор отсутствуют. В то же время 

известно, что антраниламид вступает в подобную 

циклоконденсацию с образованием замещенных по 

положению 2 2,3-дигидрохиназолин-4(1H)-онов не 

только с альдегидами,17,18 но и с кетонами18 и гетеро-

циклическими карбонильными соединениями,19 в част-

ности с изатином.17,20,21 В последнем случае продукт 

представляет собой спирогетероцикл, в котором сочле-

нены фрагменты 2,3-дигидрохиназолин-4(1H)-она и 

2-оксиндола. Следует отметить, что большую ценность 

представляют структурные аналоги оксиндольных 

алкалоидов, в которых индолиноновый фрагмент 

спиросочленен с другими гетероциклами.22 Подобные 

соединения широко распространены не только среди 

природных веществ, но и среди лекарственных 

препаратов.23–25 В связи c этим актуальной является 

разработка новых методов синтеза спирогетероциклов 

ряда пиразоло[3,4-d]пиримидина, в частности взаимо-

действием производных 5-амино-1-фенил-1Н-пиразола 

с N-замещенными изатинами. 

Известно, что оптимальными условиями для взаимо-

действия 5-аминопиразол-4-карбоксамидов с эфирами 

карбоновых кислот, приводящего к пиразоло[3,4-d]-

пиримидин-4(5H)-онам, является кипячение реагентов 
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При взаимодействии N-замещенных изатинов с 5-амино-1-фенил-1Н-пиразол-4-карбоксамидом в кипящем метаноле в присут-

ствии избытка метилата натрия происходит циклоконденсация с образованием 1-R-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-пиразоло-

[3,4-d]пиримидин]-2,4'(1H,5'H)-дионов. Аналогичная реакция с 5-амино-1-фенил-1Н-пиразол-4-карбонитрилом протекает как 

каскадная через образование 1-R-4'-(метокси)-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-пиразоло[3,4-d]пиримидин]-2(1H)-онов 

и приводит к N-R-2-[4-(метокси)-1-фенил-1H-пиразоло[3,4-d]пиримидин-6-ил]анилинам. 

Ключевые слова: о-аминонитрилы, N-замещeнные изатины, пиразоло[3,4-d]пиримидины, производные 5-аминопиразола, 

спиро[индол-3,6'-пиразоло[3,4-d]пиримидины]. 
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в спиртовой среде в присутствии избытка алкоголята 

натрия.13 Поэтому в настоящей работе реакция 5-амино-

1-фенил-1Н-пиразол-4-карбоксамида (1) с N-замещен-

ными изатинами 2а–е проводилась при кипячении 

эквимолярных количеств реагентов в MeOH в при-

сутствии двукратного молярного избытка MeONa. 

Установлено, что в течение 4–5 ч протекает цикло-

конденсация, приводящая к образованию ранее неописан-

ных 1-R-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-пиразоло-

[3,4-d]пиримидин]-2,4'(1H,5'H)-дионов 3а–е (схема 1). 

При этом важно отметить, что раскрытия пиррольного 

цикла, наблюдаемого в случае спироциклических 

оксиндолов в оснóвной среде в присутствии окисли-

теля,26 не происходит даже при продолжительном (до 

100 ч) кипячении спиропродуктов 3а–е в системе 

MeOH–MeONa в присутствии кислорода воздуха. 

10 ч в реакционной смеси преобладает окрашенный 

продукт, который после охлаждения реакционной 

смеси выпал в осадок, был выделен и методами 

спектроскопии ЯМР и масс-спектрометрии охарактери-

зован как N-метил-2-(4-метокси-1-фенил-1H-пиразоло-

[3,4-d]пиримидин-6-ил)анилин (5а). Таким образом, 

вместо ожидаемых спиропродуктов 3а–d с выходами 

до 75% были получены N-R-2-(4-метокси-1-фенил-

1H-пиразоло[3,4-d]пиримидин-6-ил)анилины 5а–d 

(схема 2). 
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Строение спиро[индол-3,6'-пиразоло[3,4-d]пиримиди-

нов] 3a–e доказано с помощью данных спектроскопии 

ЯМР и масс-спектрометрии. В спектрах ЯМР 1Н 

соединений 3a–e, наряду с сигналами протонов заме-

щенных оксиндольного и пиразольного фрагментов, 

присутствуют сигналы протонов двух групп NH в виде 

уширенных синглетов в области 7.74–7.95 м. д. 

В спектрах ЯМР 13С соединений 3a,с–e наблюдаются 

сигналы двух карбонильных атомов углерода в 

интервалах 161.9–162.1 и 173.5–173.6 м. д. и характе-

ристичный сигнал атома углерода в спиропозиции при 

72.2–72.6 м. д.  

Имеются сведения27 о том, что циклоконденсация 

различных oрто-аминонитрилов с циклогексаноном, 

приводящая к образованию спиропиримидинов, легко 

проходит в спиртовой среде в присутствии алкоголята 

натрия (процесс протекает через образование соответ-

ствующих промежуточных амидов). Нами в подобное 

взаимодействие с изатинами 2а–d был введен 5-амино-

1-фенил-1Н-пиразол-4-карбонитрил (4). Реакцию 

проводили при кипячении эквимолярных количеств 

реагентов в MeOH в присутствии двукратного 

молярного избытка MeONa. По данным ТСХ (на 

примере реакции карбонитрила 4 с изатином 2а), уста-

новлено, что в течение 3 ч происходит полная 

конверсия исходных веществ, но на хроматограмме 

присутствуют пятна двух основных продуктов с Rf 0.21 

и 0.86, отличающихся от пятна спиросоединения 3а с 

Rf 0.31. Причем пятно с Rf 0.21, также как и пятна 

спиро[индол-3,6'-пиразоло[3,4-d]пиримидинов] 3а–e, не 

окрашено, а пятно с Rf 0.86 – ярко-желтое. При 

дальнейшем кипячении размеры пятен меняются: через 

При проведении взаимодействия в более мягких 

условиях (при комнатной температуре или при нагре-

вании до 40–45 °C, при меньшей концентрации MeONa) 

не происходит полной конверсии исходных веществ и 

промежуточных продуктов в течение 20 ч, а соотно-

шение продуктов существенно не меняется.  

Для выделения второго продукта реакции амино-

карбонитрила 4 с изатином 2а провели хроматогра-

фическое разделение реакционной смеси после 3 ч 

кипячения. С помощью колоночной хроматографии 

наряду с анилинопиразоло[3,4-d]пиримидином 5а 

(выход 37%) был выделен 1-метил-4'-(метокси)-

1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-пиразоло[3,4-d]-

пиримидин]-2(1H)-он (6a) (выход 38%) (схема 2). 

Было установлено, что полученный спиро[индол-

3,6'-пиразоло[3,4-d]пиримидин] 6a при кипячении в 

течение 6 ч в системе МеОН–МеОNa превращается в 

анилинопиразоло[3,4-d]пиримидин 5a с выходом 78%. 

Строение полученных продуктов 5a–d и 6a опре-

делено на основании совокупности данных спектро-

скопии ЯМР и масс-спектрометрии. В спектрах ЯМР 1Н 

соединений 5a–d и 6a присутствуют сигналы метокси-

группы в виде синглета в области 4.21–4.22 и 3.63 м. д. 

соответственно, а также сигналы протона вторичной 

аминогруппы в виде уширенного синглета для спиро-

продукта 6a (7.63 м. д.), квартета (9.01 м. д.) – для 

анилинопиразоло[3,4-d]пиримидина 5a и триплета 

(8.81–9.01 м. д.) – для соединений 5b–d. В спектре 

ЯМР 13С соединения 6a, подобно спектрам спиро-

соединений 3a–e, имеются сигналы атома углерода в 

Схема 2 

N
N

NH
2

Ph

N
N

N
N

N
RHN

Ph

MeO

N
H

N
N

N N

Ph

O

Me

OMe

5a
4

2a–d

6a

+

MeONa

MeOH, 

5a–d

9–11 h

3 h

(2a)

a R = Me, b R = Et, c R = n-Pr, d R = n-Bu

MeONa

MeOH, , 6 h

58–75%



Chem. Heterocycl. Compd. 2016, 52(8), 578–582 [Химия гетероцикл. соединений 2016, 52(8), 578–582] 

580 

спиропозиции при 77.9 м. д. и атома углерода карбо-

нильной группы (173.9 м. д.), отсутствующие в 

спектрах анилинопиразоло[3,4-d]пиримидинов 5a–d. 

Проведенный синтез анилинопиразоло[3,4-d]пири-

мидина 5a из спиро[индол-3,6'-пиразоло[3,4-d]пири-

мидина] 6a показал, что последний является про-

межуточным продуктом реакции аминокарбонитрила 4 

с изатином 2а. Исходя из полученных данных, можно 

предложить следующий предполагаемый механизм 

этой каскадной реакции (схема 3). Очевидно, что на 

первом этапе происходит атака β-карбонильной группы 

изатина 2 аминогруппой пиразола 4 с последователь-

ным образованием промежуточных соединений I и II, 

алкоголиз нитрильной группы последнего дает струк-

туру III, которая циклизуется в спиро[индол-3,6'-

пиразоло[3,4-d]пиримидин] 6. Полученный спиро-

продукт 6 в присутствии основания, подобно спиро-

индол-3,2'-хиназолину,26 претерпевает раскрытие пир-

рольного цикла, что по нашему мнению приводит к 

неустойчивому интермедиату IV, при оснóвном 

алкоголизе амидной группы которого образуется сое-

динение 5.  

Полученные 4,6-дизамещенные пиразоло[3,4-d]-

пиримидины 5а–d представляют интерес с точки 

зрения фармакологии, так как подобные соединения 

являются ингибиторами серинтреониновых киназ, 

обладают антипролиферативной, противовоспалитель-

ной и антидиабетической активностью.28,29 Для полу-

чения производных этих соединений до сих пор были 

известны только многостадийные синтезы.28–32  

Таким образом, в данной работе предложен простой 

и удобный метод синтеза ранее неописанных 

1-R-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-пиразоло-

[3,4-d]пиримидин]-2,4'(1H,5'H)-дионов. Кроме того, 

разработан новый тип каскадной реакции в ряду заме-

щенных 5-аминопиразол-4-карбонитрилов с N-замещен-

ными изатинами, протекающей через образование 

промежуточных 1-R-4'-(метокси)-1'-фенил-1',7'-дигидро-

спиро[индол-3,6'-пиразоло[3,4-d]пиримидин]-2(1H)-онов 

и приводящей к N-R-2-[4-(метокси)-1-фенил-1H-

пиразоло[3,4-d]пиримидин-6-ил]анилинам. Осуществлен-

ная нами каскадная реакция открывает путь к полу-

чению труднодоступных ранее производных 4,6-ди-

замещенных 1-фенил-1H-пиразоло[3,4-d]пиримидинов. 

Экспериментальная часть 

Спектры ЯМР 1Н и 13С зарегистрированы на приборе 

Bruker DRX-500 (500 и 125 Мгц соответственно) в 

ДМСО-d6. В качестве стандарта использованы сигналы 

растворителя (δH 2.50 м. д., δС 39.5 м. д.). Масс-спектры 

с ионизацией ЭУ записаны на спектрометре Finnigan 

MAT Incos 50 с прямым вводом образца при 100–150 °C и 

ускоряющем напряжении 70 эВ. Спектры ВЭЖХ/МС 

записаны на хроматографе Agilent Infinity 1260 с МС 

интерфейсом Agilent 6230 TOF LC/MS. Условия разде-

ления: подвижная фаза – 0.1% муравьиная кислота в 

MeCN–H2O, элюирование градиентное, колонка Poroshell 

120 EC-C18 (4.6 × 50 мм, 2.7 мкм), термостат 23–28 °С, 

скорость потока 0.3–0.4 мл/мин, ионизация электро-

распылением (капилляр –3.5 кВ; фрагментор +191 В; 

OctRF +66 В – положительная полярность). Элемент-

ный анализ проведен на приборе Perkin Elmer 2400. 

Температуры плавления определены на приборе ПТП-М. 

Контроль за протеканием реакций и чистотой получен-

ных соединений осуществлен методом ТСХ на пласти-

нах Merck TLC Silica gel 60 F254 в системе CHCl3–MeОН, 

10:1 (проявление хроматограмм в УФ свете).  

В синтезах использованы коммерчески доступные 

реагенты (Lancaster). Исходные соединения 1,12 4
12 и  

2а–е33,34 синтезированы по соответствующим извест-

ным методикам. 

Синтез 1-R-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-

3,6'-пиразоло[3,4-d]пиримидин]-2,4'(1H,5'H)-дионов 

3a–e (общая методика). К смеси 505 мг (2.5 ммоль) 

5-амино-1-фенил-1Н-пиразоло-4-карбоксамида (1) и 

2.5 ммоль соответствующего N-замещенного изатина 

2a–e в 15–20 мл МеОН добавляют 2.5 мл (5.0 ммоль) 

2 M раствора МеОNa в МеОН и кипятят реакционную 
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смесь в течение 4–5 ч (контроль ТСХ). Выпавший 

после охлаждения осадок отфильтровывают, пере-

кристаллизовывают из ДМФА. 

1-Метил-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-

пиразоло[3,4-d]пиримидин]-2,4'(1H,5'H)-дион (3a). 

Выход 604 мг (70%), белый порошок, т. пл. 256–258 °C. 

Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 3.05 (3Н, с, СН3); 7.02 

(1H, д, J = 7.7, H Ar); 7.11 (1H, т, J = 7.4, H Ar); 7.35 (1H, т, 

J = 7.4, H Ar); 7.41 (1H, т, J = 7.7, H Ar); 7.46–7.53 (5Н, м, 

H Ar); 7.76 (1Н, с, СН); 7.78 (1Н, уш. с, NН); 7.80 (1Н, 

уш. с, NНCO). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 26.0; 72.6; 99.1; 

108.9; 122.5; 122.8; 124.8; 127.2; 128.6; 129.4; 130.9; 

137.8; 137.9; 143.6; 148.1; 161.9; 173.5. Найдено, m/z: 

346.1465 [М+H]+. C19H16N5O2. Вычислено, m/z: 346.1299. 

1'-Фенил-1-этил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-

пиразоло[3,4-d]пиримидин]-2,4'(1H,5'H)-дион (3b). 

Выход 635 мг (71%), белый порошок, т. пл. 241–243 °C. 

Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.14 (3Н, т, J = 7.1, СН3); 

3.56–3.64 (2Н, м, СН2N); 7.06–7.12 (2H, м, H Ar); 7.34 (1H, 

т, J = 7.4, H Ar); 7.40 (1H, т, J = 7.7, H Ar); 7.46–7.55 (5Н, м, 

H Ar); 7.77 (1Н, с, СН); 7.82 (1Н, уш. с, NН); 7.86 (1Н, 

уш. с, NНCO). Спектр ЯМР 13С не удалось зарегистриро-

вать из-за низкой растворимости в ДМСО. Найдено, m/z: 

360.2125 [М+H]+. C20H18N5O2. Вычислено, m/z: 360.1456.  

1-Пропил-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-

пиразоло[3,4-d]пиримидин]-2,4'(1H,5'H)-дион (3c). 

Выход 634 мг (68%), белый порошок, т. пл. 246–248 °C. 

Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д.: 0.91 (3Н, т, J = 7.0, СН3); 1.61 

(2Н, секст, J = 7.0, СН2СН3); 3.53 (1Н, д. т, J = 13.9, J = 7.0) 

и 3.58 (1Н, д. т, J = 13.9, J = 7.0, СН2N); 7.08–7.14 (2H, м, 

H Ar); 7.35–7.41 (2H, м, H Ar); 7.47–7.56 (5Н, м, H Ar); 

7.79 (1Н, с, СН); 7.84 (1Н, уш. с, NН); 7.95 (1Н, уш. с, 

NНCO). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 11.2; 20.3; 40.9; 72.3; 

99.4; 109.1; 122.5; 122.6; 125.0; 127.2; 128.4; 129.4; 130.9; 

137.8; 137.9; 143.2; 147.9; 162.0; 173.5. Масс-спектр, m/z 

(Iотн, %): 373 [M]+ (28), 356 [M–OH]+ (4), 345 [M–CO]+ 

(63), 330 [M–CO–СН3]
+ (12), 316 [M–CO–СН3–СН2]

+ 

(100). Найдено, %: С 67.68; Н 5.24; N 18.63. C21H19N5O2. 

Вычислено, %: С 67.55; Н 5.13; N 18.76.  

1-Бутил-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-

пиразоло[3,4-d]пиримидин]-2,4'(1H,5'H)-дион (3d). 

Выход 745 мг (77%), белый порошок, т. пл. 235–237 °C. 

Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 0.89 (3Н, т, J = 7.3, СН3); 

1.29–1.37 (2Н, м, СН3СН2); 1.52–1.59 (2Н, м, СН2СН2СН2); 

3.50–3.61 (2Н, м, СН2N); 7.04 (1H, д, J = 7.8, H Ar); 7.09 

(1H, т, J = 7.5, H Ar); 7.26–7.35 (1H, м, H Ar); 7.38 (1H, т, 

J = 7.7, H Ar); 7.46 (2Н, т, J = 7.7, H Ar); 7.51 (2H, д, J = 7.3, 

H Ar); 7.49–7.61 (1H, м, H Ar); 7.56 (1Н, с, СН); 7.74 (1Н, 

уш. с, NН); 7.78 (1Н, уш. с, NНCO). Спектр ЯМР 13С, 

δ, м. д. (отсутствуют сигналы некоторых атомов углерода 

из-за низкой растворимости в ДМСО): 13.7; 19.4; 29.0; 

39.0; 72.2; 109.0; 122.2; 122.6; 125.0; 126.9; 129.3; 130.7; 

137.8; 138.1; 143.0; 162.1; 173.6. Масс-спектр, m/z 

(Iотн, %): 387 [M]+ (35), 370 [M–OH]+ (8), 359 [M–CO]+ 

(48), 330 [M–CO–С2Н5]
+ (12), 316 [M–CO–С2Н5–СН2]

+ 

(100). Найдено, %: С 68.36; Н 5.59; N 18.13. C22H21N5O2. 

Вычислено, %: С 68.20; Н 5.46; N 18.08.  

1-(2-Метоксиэтил)-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро-

[индол-3,6'-пиразоло[3,4-d]пиримидин]-2,4'(1H,5'H)-

дион (3e). Выход 720 мг (74%), белый порошок, т. пл. 

247–249 °C. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 3.25 (3Н, c, 

СН3O); 3.50–3.55 (2Н, м, СН2N); 3.67–3.79 (2Н, м, 

ОСН2); 7.09 (1H, д, J = 7.8, H Ar); 7.10 (1H, т, J = 7.8, H Ar); 

7.35 (1H, т, J = 7.3, H Ar); 7.39 (1H, т, J = 7.8, H Ar); 7.48 

(2H, т, J = 7.8, H Ar); 7.50 (2H, д, J = 7.8, H Ar); 7.52–7.55 

(1H, м, H Ar); 7.76 (1Н, уш. с, NН); 7.78 (1Н, с, СН); 7.90 

(1Н, уш. с, NНCO). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 40.1; 58.2; 

69.0; 72.3; 99.6; 109.5; 122.5; 122.7; 125.0; 127.2; 128.2; 

129.4; 130.8; 137.8; 137.9; 143.3; 147.9; 162.0; 173.6. 

Найдено, m/z: 390.0873 [М+H]+. C21H20N5O3. Вычис-

лено, m/z: 390.1562.  

Синтез N-R-2-(4-метокси-1-фенил-1H-пиразоло-

[3,4-d]пиримидин-6-ил)анилинов 5a–d (общая мето-

дика). К смеси 460 мг (2.5 ммоль) 5-амино-1-фенил-1Н-

пиразоло-4-карбонитрила (4) и 2.5 ммоль соответ-

ствующего N-замещенного изатина 2a–d в 15–20 мл 

МеОН добавляют 2.5 мл (5 ммоль) 2 М раствора 

МеОNa в МеОН и кипятят реакционную смесь в 

течение 9–11 ч (контроль ТСХ). Выпавший после 

охлаждения осадок отфильтровывают, перекристал-

лизовывают из i-PrOH. 

N-Метил-2-(4-метокси-1-фенил-1H-пиразоло[3,4-d]-

пиримидин-6-ил)анилин (5а). Выход 621 мг (75%), 

ярко-желтый порошок, т. пл. 141–143 °C. Спектр ЯМР 1Н, 

δ, м. д. (J, Гц): 2.91 (3Н, д, J = 4.9, СН3); 4.22 (3Н, с, 

OСН3); 6.69 (1H, т, J = 7.5, H Ar); 6.74 (1H, д, J = 8.4, H Ar); 

7.36 (1H, т, J = 7.4, H Ar); 7.48 (1H, т, J = 7.4, H Ar); 7.67 

(2H, т, J = 7.8, H Ar); 7.74 (2H, д, J = 8.1, H Ar); 8.44 (1Н, с, 

СН); 8.56 (1H, д, J = 8.0, H Ar); 9.01 (1H, кв, J = 4.7, NН). 

Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 29.6; 54.1; 101.0; 110.8; 114.5; 

116.5; 121.5; 127.1; 129.4; 131.3; 132.7; 133.3; 138.3; 

150.3; 153.8; 162.2; 162.7. Найдено, m/z: 332.1778 

[М+H]+. C19H18N5O. Вычислено, m/z: 332.1507.  

2-(4-Метокси-1-фенил-1H-пиразоло[3,4-d]пиримидин-

6-ил)-N-этиланилин (5b). Выход 500 мг (58%), ярко-

желтый порошок, т. пл. 185–187 °C. Спектр ЯМР 1Н, 

δ, м. д. (J, Гц): 1.18 (3Н, т, J = 7.2, СН3); 3.19–3.24 (2Н, 

м, СН2); 4.22 (3Н, с, OСН3); 6.69 (1H, т, J = 7.5, H Ar); 6.77 

(1H, д, J = 8.2, H Ar); 7.33 (1H, т, J = 8.5, H Ar); 7.46 (1H, т, 

J = 7.4, H Ar); 7.63 (2H, т, J = 7.8, H Ar); 8.04 (2H, д, J = 7.5, 

H Ar); 8.44 (1Н, с, СН); 8.56 (1H, д, J = 8.0, H Ar); 9.01 

(1H, т, J = 4.9, NН). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 14.6; 37.2; 

54.2; 101.0; 111.2; 114.6; 116.6; 121.8; 127.0; 129.5; 131.7; 

132.6; 133.2; 138.4; 149.3; 154.1; 162.3; 162.9. Найдено, m/z: 

346.1664 [М+H]+. C20H20N5O. Вычислено, m/z: 346.1663.  

2-(4-Метокси-1-фенил-1H-пиразоло[3,4-d]пиримидин-

6-ил)-N-пропиланилин (5c). Выход 530 мг (59%), ярко-

желтый порошок, т. пл. 125–127 °C. Спектр ЯМР 1Н, 

δ, м. д. (J, Гц): 0.82 (3Н, т, J = 7.4, СН3); 1.51–1.59 (2Н, 

м, СН3СН2); 3.21 (2Н, к, J = 6.5, СН2N); 4.21 (3Н, с, 

OСН3); 6.67 (1H, т, J = 7.3, H Ar); 6.77 (1H, д, J = 8.3, H Ar); 

7.32 (1H, т, J = 8.5, H Ar); 7.47 (1H, т, J = 7.4, H Ar); 7.63 

(2H, т, J = 7.9, H Ar); 8.01 (2H, д, J = 7.5, H Ar); 8.44 (1Н, с, 

СН); 8.57 (1H, д, J = 8.0, H Ar); 8.85 (1H, т, J = 5.2, NН). 

Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 11.4; 22.2; 44.7; 54.1; 101.1; 

111.4; 114.6; 117.2; 122.1; 127.1; 129.4; 131.8; 132.5; 

133.1; 138.5; 149.6; 154.5; 162.6; 163.2. Масс-спектр, m/z 

(Iотн, %): 359 [M]+ (25), 330 [M–C2H5]
+ (54), 77 [C6H5]

+ 



Chem. Heterocycl. Compd. 2016, 52(8), 578–582 [Химия гетероцикл. соединений 2016, 52(8), 578–582] 

582 

(100). Найдено, %: С 70.35; Н 5.97; N 19.35. C21H21N5O. 

Вычислено, %: С 70.17; Н 5.89; N 19.48.  

N-Бутил-2-(4-метокси-1-фенил-1H-пиразоло[3,4-d]-

пиримидин-6-ил)анилин (5d). Выход 588 мг (63%), 

ярко-желтый порошок, т. пл. 121–123 °C. Спектр ЯМР 1Н, 

δ, м. д. (J, Гц): 0.80 (3Н, т, J = 7.4, СН3); 1.23–1.31 (2Н, 

м, СН3СН2); 1.47–1.54 (2Н, м, СН2СН2СН2); 3.19 (2Н, к, 

J = 7.0, СН2N); 4.22 (3Н, с, OСН3); 6.68 (1H, т, J = 7.5, 

H Ar); 6.77 (1H, д, J = 8.3, H Ar); 7.33 (1H, т, J = 8.4, H Ar); 

7.47 (1H, т, J = 7.4, H Ar); 7.64 (2H, т, J = 7.9, H Ar); 8.02 

(2H, д, J = 7.7, H Ar); 8.47 (1Н, с, СН); 8.57 (1H, д, J = 8.0, 

H Ar); 8.81 (1H, т, J = 5.1, NН). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 

13.5; 19.8; 31.1; 42.6; 54.1; 101.1; 111.4; 114.60; 117.3; 

122.0; 127.1; 129.4; 131.8; 132.5; 133.1; 138.5; 149.6; 

154.4; 162.6; 163.2. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 373 [M]+ 

(29), 330 [M–C3H7]
+ (83), 77 [C6H5]

+ (100). Найдено, %: 

С 70.84; Н 6.15; N 18.79. C22H23N5O. Вычислено, %: 

С 70.76; Н 6.21; N 18.75.  

1-Метил-4'-метокси-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро-

[индол-3,6'-пиразоло[3,4-d]пиримидин]-2(1H)-он (6а). 

К смеси 460 мг (2.5 ммоль) 5-амино-1-фенил-1Н-

пиразоло-4-карбонитрила (4) и 400 мг (2.5 ммоль) 

N-метилизатина 2a в 15 мл МеОН добавляют 2.5 мл 

(5.0 ммоль) 2 М раствора МеОNa в МеОН и кипятят 

реакционную смесь в течение 3 ч (контроль ТСХ). 

Растворитель отгоняют, остаток разделяют методом 

колоночной хроматографии (сорбент силикагель, элюент 

хлороформ), получают 307 мг (выход 37%) соединения 

5a и спиросоединение 6а. Выход 342 мг (38%), белый 

порошок, т. пл. 216–218 °C. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. 

(J, Гц): 3.09 (3Н, c, СН3); 3.63 (3Н, с, OСН3); 7.01 (1H, д, 

J = 7.8, H Ar); 7.05 (1H, т, J = 7.5, H Ar); 7.34–7.40 (3H, м, 

H Ar); 7.45–7.51 (4H, м, H Ar); 7.55 (1Н, с) и 7.63 (1H, с, 

CH, NН). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 26.0; 52.4; 77.9; 

93.5; 108.7; 122.1; 122.9; 123.9; 127.1; 129.4; 129.8; 

133.1; 135.3; 137.8; 142.5; 148.5; 159.5; 173.9. Найдено, 

m/z: 360.1760 [М+H]+. C20H18N5O2. Вычислено, m/z: 

360.1456.  

Синтез N-метил-2-(4-метокси1-фенил-1H-пиразоло-

[3,4-d]пиримидин-6-ил)анилина (5а) из 1-метил-4'-

метокси-1'-фенил-1',7'-дигидроспиро[индол-3,6'-пиразоло-

[3,4-d]пиримидин]-2(1H)-она (6а). К 180 мг 

(0.5 ммоль) соединения 6a в 10 мл МеОН, добавляют 

0.5 мл (1 ммоль) 2 М раствора МеОNa в МеОН и 

кипятят реакционную смесь в течение 6 ч (контроль 

ТСХ). Выпавший после охлаждения осадок отфильтро-

вывают, перекристаллизовывают из i-PrOH. Выход 130 мг 

(78%), ярко-желтый порошок, т. пл. 141–143 °C. 

Спектральные характеристики образца идентичны при-

веденным выше. 

 

Файл сопроводительной информации, содержащий 

спектры соединений 3a–e, 5a–d, 6a, доступен на сайте 

http://hgs.osi.lv. 
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