
 

347 

Лaтвийcкий 
инcтитут 
opгaничecкoгo 
cинтeзa 

Пиразолопиридины, аннелированные по связи b, 
занимают важное место среди известных амино-
пиразольных систем.1 Достаточно подробно иссле-
дованы производные пиразоло[3,4-b]пиридина,1b обла-
дающие широким диапазоном фармакологических 
свойств2 и входящие в состав анксиолитических препа-
ратов (картазолата,3 траказолата,4 этазолата5) и 
препарата для лечения легочной гипертензии – риоци-
гуата.6 Особое значение приобретают их структурные 
аналоги – пиразоло[4,3-b]пиридины, которые являются 
перспективными субстратами в создании препаратов 
для лечения центральной нервной системы,7 вирус-
ных,8 воспалительных,9 опухолевых,10 сердечно-сосу-
дистых11 и бактериальных12 заболеваний, а также высту-

пают в качестве антагонистов рецептора фактора роста 
кортикотропина13 и холецистокининовых гормонов.14 

Среди производных пиразоло[4,3-b]пиридинов, 
аминофункционализированных в пиридиновом цикле, 
обнаружены антивирусные15 и антипролиферативные16 
агенты, ингибиторы Янус-киназы,17 циклинзависимой 
киназы,18 фосфодиэстеразы І19 и модуляторы рецеп-
торов сфингозин-1-фосфата-2.20 Способы получения 
упомянутых структур являются многостадийными, 
характеризуются невысокой селективностью образо-
вания промежуточных продуктов и недостаточной 
вариативностью функциональных групп для дальней-
ших химических превращений. Методы синтеза амино-
содержащих пиразоло[4,3-b]пиридинов базируются на 
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аннелировании пиразольного фрагмента к амино-
замещенному пиридиновому циклу15 или на введении 
аминогруппы в пиразоло[4,3-b]пиридины c галоген-
пиридиновым фрагментом.17,19 По этой причине пред-
ставлялось обоснованным разработать эффективный 
синтетический подход к новым производным указан-
ной гетероциклической системы, содержащим в пири-
диновом цикле как аминогруппу, так и дополни-
тельную функцию, что позволило бы значительно 
расширить их синтетическое применение и повысить 
биологический потенциал сконструированных на их 
основе соединений. Отметим, что в литературе описан 
только одним пример получения производного 5-амино-
6-цианопиразоло[4,3-b]пиридина в результате конден-
сации производного фенилазоциантиоацетамида с 
малононитрилом.21 

Ранее мы описали удобный способ получения произ-
водных 5-оксопиразоло[4,3-b]пиридин-6-карбоновых 
кислот в условиях реакции Фридлендера при взаимо-
действии N-Boc-5-формилпиразол-4-аминов с мало-
новой или циануксусной кислотой и их метиловыми 
эфирами.22 Ключевой стадией данного превращения 
является внутримолекулярная циклоконденсация N-Boc-
аминогруппы с дикарбоксиэтиленовым фрагментом. 
Предполагаем, что подобная циклизация с участием 
цианэтиленового субстрата может привести к образо-
ванию производных 5-аминопиразоло[4,3-b]пиридина. 
С этой целью в настоящей работе было изучено 
взаимодействие N-Boc-5-формилпиразол-4-аминов 1а–f 

с малононитрилом (2а), цианацетамидом (2b) и трет-
бутилцианацетатом (2с) и возможные дальнейшие 
превращения полученных гетероциклов.  

В результате поиска оптимальных условий проте-
кания реакции формилпиразоламинов 1a–e с малоно-
нитрилом (2а) или цианацетамидом (2b) было установ-
лено, что наиболее эффективным является ее прове-
дение в системе кипящая АсОН — пирролидин (1.2 экв., 
метод I) или кипящий МеCN – пирролидин (1.2 экв.) – 
пролин (0.12 экв., метод II). Данные условия содей-
ствуют как селективному образованию промежуточных 
продуктов конденсации Кнёвенагеля А, зафикси-
рованных в реакционной смеси методом хромато-масс-
спектрометрии после ее перемешивания при комнатной 
температуре в течение 1 ч, так и их последующей 
циклизации в целевые 5-аминопиразоло[4,3-b]пири-
дины 3а–е,g–k. Отметим, что выбор используемого 
метода существенно не влияет на выходы целевых 
продуктов, которые колеблются в пределах 66–92% 
(табл. 1). Однако в случае 3-метокси-5-формилпиразол-
4-амина 1f продукт был успешно выделен только при 
использовании метода I, в то время как в условиях 
метода ІІ в реакционной смеси с помощью хромато-
масс-спектрометрии были зафиксированы лишь следо-
вые количества продукта 3f. Вероятно, это обусловлено 
понижением электрофильности 5-формильной группы из-
за донорного влияния метоксильного заместителя в 
положении 3 пиразольного цикла, препятствующего 
стадии первичной конденсации с метиленактивными 
соединениями 2а,b в нейтральной среде.  

Согласно недавно нами опубликованным данным,22 
4-аминопиразолы 1a–f взаимодействуют с метил-

цианацетатом как в кислых, так и в нейтральных 
условиях с образованием соответствующих 5-оксо-
пиразоло[4,3-b]пиридин-6-карбонитрилов. Предпола-
гаем, что замена метилцианацетата на его простран-
ственно-затрудненный трет-бутильный аналог 
повлияет на процесс циклизации. Проведенное иссле-
дование взаимодействия N-Boc-пиразол-4-аминов 
1a,b,е с трет-бутилцианацетатом 2с показало, что ход 
реакции контролируется условиями ее проведения и 
отличается низкими выходами целевых соединений 
вследствие образования побочных смолообразных 
продуктов. Так, в условиях метода I или метода II были 
получены целевые соединения 5-оксопиразоло[4,3-b]-
пиридин-6-карбонитрилы 4а–с или 5-аминопиразоло-
[4,3-b]пиридин-6-карбоксилаты 3m–o соответственно 
со сравнимыми выходами 22–28% (табл. 1). 

Таблица 1. Синтез 5-амино-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин- 

6-карбонитрилов 3a–f, 4а–с, карбоксамидов 3g–l  

и карбоксилатов 3m–o 

Соеди-
нение 

R1 R2 R3 

Метод I Метод II 

Время, 

ч 

Выход, 

% 

Время, 

ч 

Выход, 

% 

3a Me H CN 3 76 4 69 

3b Et H CN 3 80 4 85 

3c t-Bu H CN 3 88 5 90 

3d Ph H CN 4 71 6 76 

3e 2-Py H CN 4 73 6 68 

3f Me MeO CN 4 65 6 Следы 

3g Me H C(O)NH2 4 73 5 69 

3h Et H C(O)NH2 4 79 5 80 

3i t-Bu H C(O)NH2 4 70 5 66 

3j Ph H C(O)NH2 5 89 6 88 

3k 2-Py H C(O)NH2 5 90 6 92 

3l Me MeO C(O)NH2 4 75 6 30 

3m Me H CO2t-Bu – – 6 24 

3n Et H CO2t-Bu – – 6 25 

3o 2-Py H CO2t-Bu – – 6 28 

4a Me H – 4 24 – – 

4b Et H – 4 22 – – 

4c 2-Py H – 4 28 – – 
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ИК спектры аминонитрилов 3a–f характеризуются 
полосами поглощения групп NH в диапазоне 3452–
3462 см–1 и групп С≡N в диапазоне 2217–2223 см–1, в 
ИК спектрах аминокарбоксамидов 3g–l полосы погло-
щения групп NH2 и NH находятся в области 3447–3459 
и 3329–3338 см–1, а групп С=О – в области 1693–1702 см–1. 
В ИК спектрах аминокарбоксилатов 3m–o полосы 
поглощения групп NH2 находятся в интервале 3441–
3452 см–1, а групп С=О – в интервале 1732–1738 см–1. 
Доказательством формирования 5-аминопиридинового 
цикла в процессе циклизации являются полученные 
данные спектроскопии ЯМР 1Н, содержащие синглеты 
протонов группы 5-NH2 при 6.40–6.95 м. д., а также 
синглеты протонов Н-7 при 8.35–9.39 м. д. 

Наличие реакционноспособных заместителей в 
пиридиновом цикле синтезированных соединений 3а–о 
создает предпосылки их использования в качестве 
молекулярных платформ для последующей структур-
ной модификации. С учетом известных фармаколо-
гических свойств имидазо[1,2-a]хинолинов23 и пиридо-
[4,5-b]хинолинов,24 являющихся структурными анало-
гами соединений 3, нами было реализовано аннелиро-
вание имидазольного и пиримидинового циклов к произ-
водным 5-аминопиразоло[4,3-b]пиридинов 3a–d,f,g–k. 
Описанные методы синтеза производных пиримидо-
[4,5-b]хинолина24a,25 базируются на циклоконденсации 
2-аминохинолин-3-карбоксамидов с электрофильными 
реагентами: формамидом, фенилизотиоцианатом или 
диэтилоксалатом. Следует отметить, что соединение 3g 
является менее реакционноспособным и не подвер-
гается реакции циклоконденсации даже при длительном 
нагревании с перечисленными выше электрофилами.  

В свою очередь, соединения 3a–d,f,g,j взаимо-
действуют с хлорацетальдегидом (5а), бромтрифтор-
ацетоном (5b) и этилбромпируватом (5с) при кипячении в 
диоксане в присутствии NaHCO3 с образованием 
имидазо[1,2-a]пиразоло[3,4-e]пиридинов 6a–j (табл. 2). 

Таким образом, модифицированная реакция Фрид-
лендера N-Boc-защищенных 1-алкил(арил)-5-формил-
1Н-пиразол-4-аминов с малононитрилом или цианацет-
амидом представляет собой удобный метод получения 
ранее неизвестных производных 5-амино-1Н-пиразоло-
[4,3-b]пиридинов, которые могут быть использованы 
для синтеза представителей новых гетероциклических 
систем имидазо[1,2-a]пиразоло[3,4-e]пиридина и 
пиразоло[3',4:5,6]пиридо[2,3-d]пиримидина. 

Экспериментальная часть 

ИК спектры зарегистрированы на приборе Bruker 
Vertex 70 в таблетках KBr. Спектры ЯМР 1Н зарегис-
трированы на спектрометре Varian VXR-400 (400 МГц), 
спектры ЯМР 13С – на спектрометре Bruker Avance 
DRX (125 МГц) в импульсном фурье-режиме в ДМСО-d6 
(TFA-d для соединений 9a,d,e), внутренний стандарт 
TMС. Масc-спектры записаны на приборе Agilent LC/
MSD SL; колонка Zorbax SB-C18, 4.6 × 15 мм, 1.8 мкм 
(PN 82(c)75-932); растворитель ДМСО; ионизация 
электрораспылением при атмосферном давлении. 
Элементный анализ выполнен на приборе PerkinElmer 
CHN Analyzer серии 2400. Температуры плавления 
определены на столике Кофлера и не исправлены.  

Используемые в работе исходные соединения 
1а,с,d,e26 и 1b,f22 описаны ранее. 

Таблица 2. Синтез производных имидазо[1,2-a]пиразоло 

[3,4-e]пиридина 6a–j 

Соеди-
нение 

R1 R2 R3 R4 Время, ч Выход, % 

6a Me H CN H 6 91 

6b Me OMe CN H 6 92 

6c Me H CN CF3 6 93 

6d Et H CN CO2Et 6 65 

6e t-Bu H CN H 6 89 

6f t-Bu H CN CF3 7 78 

6g t-Bu H CN CO2Et 7 69 

6h Ph H CN CO2Et 8 71 

6i Me H C(O)NH2 CF3 5 86 

6j Ph H C(O)NH2 CF3 8 75 

Схема 1 

Важно отметить, что в результате реакции карб-
оксамидов 3g–i,k с орто-эфирами 7а–с в кипящем 
диоксане, катализируемой p-TsOH, или же соединений 
3g,j с этилоксалилхлоридом (7d) в ДМФА при 110 °С в 
присутствии DBU были получены пиразоло[3',4:5,6]-
пиридо[2,3-d]пиримидин-8-оны 8a–h с выходами 48–
68%. В аналогичных последним условиях реакции 
соединения 3g–k при взаимодействии c карбонил-
диимидазолом (CDI) образуют продукты циклокон-
денсации – пиразоло[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пиримидин-
6,8-дионы 9a–e – с высокими выходами 62–93% (схема 1). 
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Синтез 5-аминопиразоло[4,3-b]пиридин-6-карбо-
нитрилов 3a–l (общая методика). Метод І. К раствору 
5 ммоль N-Boc-защищенного 5-формил-1Н-пиразол-
4-амина 1a–f в 25 мл ледяной AcOH последовательно 
добавляют 6 ммоль малононитрила (2a) или цианацет-
амида (2b), 0.49 мл (6 ммоль) пирролидина, переме-
шивают при комнатной температуре в течение 1 ч, а 
затем кипятят в течение 3–6 ч. Растворитель отгоняют 
при пониженном давлении, к остатку добавляют 30–40 мл 
H2O и перемешивают до образования рассыпчатого 
осадка, который отфильтровывают, промывают 20 мл 
H2O и 30 мл МТБЭ, сушат на воздухе и перекристал-
лизовывают из MeOH. 

Метод ІІ. К раствору 5 ммоль N-Boc-защищенного 
5-формил-1Н-пиразол-4-амина 1a–f в 30 мл MeCN 
последовательно добавляют 6 ммоль малононитрила 
(2a) или цианацетамида (2b), 0.49 мл (6 ммоль) пирро-
лидина и 35 мг (0.3 ммоль) пролина. Смесь переме-
шивают при комнатной температуре в течение 1 ч, а 
затем кипятят в течение 4–6 ч. Растворитель упаривают 
при пониженном давлении, к остатку добавляют 20 мл 
H2O, перемешивают в течение 30 мин, образовавшийся 
осадок отфильтровывают, промывают 30 мл МТБЭ, 
сушат и перекристаллизовывают из MeOH. 

5-Амино-1-метил-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин-6-карбо-
нитрил (3a). Выход 0.66 г (76%, метод І), 0.59 г (69%, 
метод ІІ), желтый порошок, т. пл. 195–197 °C. ИК спектр, 
ν, см–1: 3454 (N–H), 2217 (C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 
3.99 (3H, с, CH3); 6.44 (2H, уш. с, NH2); 7.83 (1H, с, 
H-3); 8.56 (1H, с, H-7). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 36.2; 
91.9; 117.3; 126.8; 127.0; 130.0; 141.7; 155.2. Масс-
спектр, m/z (Iотн, %): 174 [M+Н]+ (100). Найдено, %: 
C 55.63; H 4.13; N 40.51. C8H7N5. Вычислено, %: 
C 55.48; H 4.07; N 40.44. 

5-Амино-1-этил-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин-6-карбо-
нитрил (3b). Выход 0.75 г (80%, метод І), 0.80 г (85%, 
метод ІІ), розовый порошок, т. пл. 200–202 °C. ИК спектр, 
ν, см–1: 3459 (N–H), 2221 (C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. 
(J, Гц): 1.36 (3H, т, J = 6.8, CH3); 4.36 (2H, к, J = 6.8, 
CH2); 6.44 (2H, уш. c, NH2); 7.85 (1H, c, H-3); 8.61 (1H, 
c, H-7). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 15.3; 44.4; 92.3; 117.8; 
126.5; 127.1; 130.5; 142.2; 155.7. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
188 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 57.57; H 4.90; N 37.26. 
C9H9N5. Вычислено, %: C 57.74; H 4.85; N 37.41. 

5-Амино-1-(трет-бутил)-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин-
6-карбонитрил (3c). Выход 0.95 г (88%, метод І), 0.97 г 
(90%, метод ІІ), коричневий порошок, т. пл. 201–203 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3462 (N–H), 2220 (C≡N). Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 1.64 (9H, c, С(CH3)3); 6.45 (2H, 
уш. c, NH2); 7.82 (1H, c, H-3); 8.72 (1H, с, H-7). Спектр 
ЯМР 13С, δ, м. д.: 29.2; 60.4; 91.5; 117.3; 124.7; 128.5; 
129.1; 143.1; 152.8. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 216 
[M+Н]+ (100). Найдено, %: C 61.55; H 6.03; N 32.41. 
C11H13N5. Вычислено, %: C 61.38; H 6.09; N 32.54. 

5-Амино-1-фенил-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин-6-
карбонитрил (3d). Выход 0.83 г (71%, метод І), 0.89 г 
(76%, метод ІІ), фиолетовый порошок, т. пл. 221–223 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3452 (N–H), 2219 (C≡N). Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 6.70 (2H, уш. с, NH2); 7.38 (1H, 
т, J = 8.0, H Ph); 7.54 (2H, т, J = 8.0, H Ph); 7.76 (2H, д, 
J = 7.8, H Ph); 8.19 (1H, c, H-3); 8.67 (1H, c, H-7). Спектр 

ЯМР 13С, δ, м. д.: 93.3; 117.5; 121.8; 125.6; 127.2; 128.2; 
130.2; 134.0; 139.6; 144.1; 156.5. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
236 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 66.53; H 3.82; N 29.65. 
C13H9N5. Вычислено, %: C 66.37; H 3.86; N 29.77. 

5-Амино-1-(пиридин-2-ил)-1Н-пиразоло[4,3-b]-
пиридин-6-карбонитрил (3e). Выход 0.86 г (73%, 
метод І), 0.80 г (68%, метод ІІ), коричневий порошок, 
т. пл. 247–249 °C. ИК спектр, ν, см–1: 3458 (N–H), 2218 
(C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 6.78 (2H, уш. с, 
NH2); 7.31 (1H, т, J = 6.8, Н Py): 7.89 (1H, д, J = 8.4, 
Н Py); 7.96 (1H, т, J = 7.6, Н Py); 8.23 (1H, с, H-3); 8.52 
(1Н, д, J = 4.4, Н Py); 9.11 (1H, с, H-7). Спектр ЯМР 13С, 
δ, м. д.: 93.3; 112.3; 117.5; 121.4; 125.4; 131.2; 135.6; 
139.8; 144.8; 148.5; 153.0; 157.1. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
237 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 61.22; H 3.57; N 35.43. 
C12H8N6. Вычислено, %: C 61.01; H 3.41; N 35.58. 

5-Амино-1-метил-3-метокси-1Н-пиразоло[4,3-b]-
пиридин-6-карбонитрил (3f). Выход 0.66 г (65%, 
метод І), белые кристаллы, т. пл. 213–215 °C. ИК спектр, 
ν, см–1: 3456 (N–H), 2219 (C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 
3.39 (3H, с, CH3); 3.95 (3H, с, CH3O); 6.40 (2H, уш. с, 
NH2); 8.44 (1H, с, H-7). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 35.6; 
56.4; 92.9; 117.1; 126.6; 128.4; 129.0; 152.8; 154.3. Масс-
спектр, m/z (Iотн, %): 204 [M+Н]+ (100). Найдено, %: 
C 53.11; H 4.39; N 34.39. C9H9N5O. Вычислено, %: 
C 53.20; H 4.46; N 34.47. 

5-Амино-1-метил-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин-6-
карбоксамид (3g). Выход 0.70 г (73%, метод І), 0.65 г 
(69%, метод ІІ), желтый порошок, т. пл. 205–207 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3448, 3332 (N–H), 1702 (С=О). 
Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 4.12 (3H, с, CH3); 6.80 (2Н, уш. с, 
NH2); 7.93–7.98 (2H, м, H-3, NH); 8.57 (1H, с, NH); 9.12 
(1H, с, H-7). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 36.7; 112.9; 125.0; 
127.3; 128.0; 128.8; 153.3; 167.2. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
192 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 50.49; H 4.42; N 36.42. 
C8H9N5O. Вычислено, %: C 50.26; H 4.47; N 36.63. 

5-Амино-1-этил-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин-6-карб-
оксамид (3h). Выход 0.81 г (79%, метод І), 0.82 г (80%, 
метод ІІ), светло-желтый порошок, т. пл. 210–212 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3451, 3338 (N–H), 1697 (С=О). 
Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 1.37 (3H, т, J = 6.8, 
CH3); 4.33 (2H, к, J = 6.8, CH2); 6.80 (2Н, с, NH2); 7.55 
(1H, с, NH); 7.75 (1H, с, H-3); 8.13 (1H, c, NH); 8.35 (1H, 
с, H-7). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 15.5; 44.3; 112.5; 
120.9; 127.3; 130.0; 141.1; 155.7; 170.6. Масс-спектр, m/z 
(Iотн, %): 206 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 52.49; H 5.53; 
N 33.97. C9H11N5O. Вычислено, %: C 52.66; H 5.40; N 34.13. 

5-Амино-1-(трет-бутил)-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин-
6-карбоксамид (3i). Выход 0.82 г (70%, метод І), 0.77 г 
(66%, метод ІІ), серый порошок, т. пл. 215–216 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3450, 3329 (N–H), 1698 (С=О). 
Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.67 (9H, c, С(CH3)3); 6.78 (2Н, 
с, NH2); 7.53 (1Н, с, NH); 7.72 (1Н, с, H-3); 8.35–8.39 
(2H, м, H-7, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 29.2; 59.9; 
111.4; 122.2; 125.6; 128.4; 142.1; 154.9; 170.2. Масс-
спектр, m/z (Iотн, %): 234 [M+Н]+ (100). Найдено, %: 
C 56.40; H 6.54; N 29.88. C11H15N5O. Вычислено, %: 
C 56.64; H 6.49; N 30.02. 

5-Амино-1-фенил-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин-6-
карбоксамид (3j). Выход 1.12 г (89%, метод І), 1.11 г 
(88%, метод ІІ), светло-коричневый порошок, т. пл. 251–
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254 °C. ИК спектр, ν, см–1: 3457, 3331 (N–H), 1698 
(С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 6.95 (2H, уш. с, 
NH2); 7.38 (1H, т, J = 8.0, H Ph); 7.52–7.63 (3Н, м, H Ph, 
NH); 7.82 (2H, д, J = 8.0, H Ph); 8.12 (1H, с, H-3); 8.35 
(1H, с, NH); 8.42 (1H, с, H-7). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 
113.4; 121.8; 126.5; 126.9; 130.0; 130.2; 133.6; 140.0; 
142.9; 156.4; 170.5. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 254 
[M+Н]+ (100). Найдено, %: C 61.52; H 4.31; N 27.76. 
C13H15N5O. Вычислено, %: C 61.65; H 4.38; N 27.65. 

5-Амино-1-(пиридин-2-ил)-1Н-пиразоло[4,3-b]-
пиридин-6-карбоксамид (3k). Выход 1.15 г (90%, 
метод І), 1.17 г (92%, метод ІІ), светло-желтый порошок, 
т. пл. 266–269 °C. ИК спектр, ν, см–1: 3447, 3336 (N–H), 
1693 (С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 6.87 (2H, 
уш. с, NH2); 7.32 (1H, т, J = 6.2, Н Py); 7.62 (1Н, с, NH); 
7.91–8.08 (2H, м, Н Py); 8.20 (1H, с, H-3); 8.31 (1H, с, 
NH); 8.57 (1Н, д, J = 4.4, Н Py); 9.14 (1H, с, H-7). 
Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 112.6; 114.4; 121.1; 125.3; 
126.6; 135.4; 139.7; 143.3; 148.5; 153.4; 156.7; 170.6. 
Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 255 [M+Н]+ (98). Найдено, %: 
C 56.49; H 3.91; N 32.91. C12H10N5О. Вычислено, %: 
C 56.69; H 3.96; N 33.05. 

5-Амино-1-метил-3-метокси-1Н-пиразоло[4,3-b]-
пиридин-6-карбоксамид (3l). Выход 0.83 г (75%, 
метод І), 0.33 г (30%, метод ІІ), желтые кристаллы, т. пл. 
220–222 °C. ИК спектр, ν, см–1: 3459, 3329 (N–H), 1702 
(С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 3.78 (3H, с, CH3); 3.95 
(3H, с, OCH3); 6.70 (2Н, уш. с, NH2); 7.55 (1H, уш. c, 
NH); 8.10 (1H, с, NH); 8.21 (1H, с, H-7). Спектр ЯМР 13С, 
δ, м. д.: 35.3; 56.2; 113.3; 120.4; 127.2; 130.0; 154.2; 
154.7; 170.0. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 222 [M+Н]+ 
(100). Найдено, %: C 48.69; H 5.07; N 31.58. C9H11N5O2. 
Вычислено, %: C 48.86; H 5.01; N 31.66. 
трет-Бутил-5-аминопиразоло[4,3-b]пиридин-6-

карбоксилаты 3m–о получают по методу ІІ получения 
соединений 3a–l из 5 ммоль N-Boc-защищенных 
5-формил-1Н-пиразол-4-аминов 1a,b,e и 0.85 г (6 ммоль) 
трет-бутилцианацетата (2с). 

трет-Бутил-5-амино-1-метил-1Н-пиразоло[4,3-b]-
пиридин-6-карбоксилат (3m). Выход 0.29 г (24%), 
желтый порошок, т. пл. 190–192 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
3441 (N–H), 1735 (С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.59 
(9Н, с, С(СН3)3); 4.02 (3H, с, CH3); 6.80 (2Н, уш. с, 
NH2); 7.78 (1H, с, H-3); 8.42 (1H, с, H-7). Спектр ЯМР 13С, 
δ, м. д.: 28.3; 36.5; 82.3; 108.9; 123.8; 128.2; 129.8; 142.6; 
155.9; 166.7. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 249 [M+Н]+ 
(100). Найдено, %: С 57.87; H 6.54; N 22.40. C12H16N4O2. 
Вычислено, %: C 58.05; H 6.50; N 22.57. 
трет-Бутил-5-амино-1-этил-1Н-пиразоло[4,3-b]-

пиридин-6-карбоксилат (3n). Выход 0.33 г (25%), 
желтый порошок, т. пл. 194–196 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
3453 (N–H), 1738 (С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 
1.37 (3H, т, J = 6.8, CH3); 1.58 (9Н, с, С(СН3)3); 4.38 
(2H, к, J = 6.8, CH2); 6.81 (2Н, с, NH2); 7.80 (1H, с, H-3); 
8.44 (1H, с, H-7). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 15.5; 28.3; 
44.0; 82.2; 108.9; 123.6; 127.3; 130.0; 142.6; 155.9; 166.6. 
Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 263 [M+Н]+ (100). Найдено, %: 
C 59.68; H 6.85; N 21.28. C13H18N4O2. Вычислено, %: 
C 59.53; H 6.92; N 21.36. 

трет-Бутил-5-амино-1-(пиридин-2-ил)-1Н-пиразоло-
[4,3-b]пиридин-6-карбоксилат (3о). Выход 0.43 г (28%), 

светло-желтый порошок, т. пл. 241–243 °C. ИК спектр, 
ν, см–1: 3452 (N–H), 1732 (С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. 
(J, Гц): 7.02 (2H, уш. с, NH2); 7.28 (1H, т, J = 6.2, Н Py); 
7.87–8.08 (2H, м, Н Py); 8.20 (1H, с, H-3); 8.51 (1Н, д, 
J = 4.4, Н Py); 9.39 (1H, с, H-7). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 
28.2; 82.3; 109.4; 112.4; 120.1; 126.4; 128.6; 135.3; 139.6; 
145.0; 148.3; 153.3; 157.1; 166.4. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
312 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 61.66; H 5.63; N 22.41. 
C16H17N5О2. Вычислено, %: C 61.82; H 5.50; N 22.49. 

5-Оксо-4,4-дигидро-1Н-пиразоло[4,3-b]пиридин-6-
карбонитрилы 4а–с получают по методу І получения 
соединений 3a–l из 5 ммоль N-Boc-защищенных 
5-формил-1Н-пиразол-4-аминов 1a,b,e и 0.85 г (6 ммоль) 
трет-бутилцианацетата (2с). Физико-химические харак-
теристики соединений 4а (выход 24%), 4b (выход 
22%), 4с (выход 28%) совпадают с описанными ранее.22 

Синтез 3Н-имидазо[1,2-а]пиразоло[3,4-е]пириди-
нов 6a–j (общая методика). К раствору 2 ммоль 5-амино-
пиразоло[4,3-b]пиридина 3a–d,f,g,j в 10 мл диоксана 
при перемешивании последовательно добавляют 0.2 г 
(2.4 ммоль) NaHCO3 и 2.2 ммоль галогенметил-
карбонила 5а–с. Смесь перемешивают в течение 15 мин 
при комнатной температуре, затем кипятят в течение  
5–8 ч, охлаждают, фильтруют, фильтрат упаривают, 
остаток перекристаллизовывают из МеОН, а в случае 
соединения 6j – из смеси МеОН–ДМФА, 9:1. 

3-Метил-3Н-имидазо[1,2-а]пиразоло[3,4-е]пиридин-
5-карбонитрил (6а). Выход 0.41 г (91%), коричневый 
порошок, т. пл. 215–217 °C. ИК спектр, ν, см–1: 2229 
(C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 4.15 (3H, с, CH3); 7.70 
(1H, с, H-1); 8.43–8.47 (2H, м, Н-7,8); 8.63 (1H, с, H-4). 
Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 37.4; 98.7; 115.0; 116.4; 120.5; 
123.6; 125.3; 128.9; 130.3; 140.2. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
198 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 60.65; H 3.44; N 35.42. 
C10H7N5. Вычислено, %: C 60.91; H 3.58; N 35.51. 

1-Метил-3-метокси-3Н-имидазо[1,2-а]пиразоло-
[3,4-е]пиридин-5-карбонитрил (6b). Выход 0.49 г 
(92%), светло-коричневый порошок, т. пл. 224–227 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 2228 (C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 
3.97 (3H, с, CH3); 4.07 (3H, с, CH3O); 7.70 (1H, с, H-7); 8.05 
(1H, с, H-8); 8.44 (1H, с, H-4). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 
36.8; 57.6; 99.9; 108.6; 114.1; 116.3; 120.6; 130.6; 133.7; 
139.9; 143.8. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 228 [M+Н]+ 
(100). Найдено, %: C 58.01; H 4.09; N 30.65. C11H9N5O. 
Вычислено, %: C 58.14; H 3.99; N 30.82. 

3-Метил-7-(трифторметил)-3Н-имидазо[1,2-а]-
пиразоло[3,4-е]пиридин-5-карбонитрил (6с). Выход 
0.48 г (93%), коричневый порошок, т. пл. 224–226 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 2231 (C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 
4.17 (3H, с, CH3); 8.49 (1H, с, H-1); 8.87 (1H, с, H-8); 
9.16 (1H, с, H-4). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д. (J, Гц): 37.3; 
98.7; 115.3; 115.5; 121.9 (к, 1JCF = 255.1); 123.2; 123.6; 
125.8; 129.1; 133.6 (к, 2JCF = 27.2); 140.2. Масс-спектр, 
m/z (Iотн, %): 266 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 49.97; 
H 2.35; N 26.30. C11H6F3N5. Вычислено, %: C 49.82; 
H 2.28; N 26.41. 

Этил-5-циано-3-этил-3Н-имидазо[1,2-a]пиразоло-
[3,4-e]пиридин-7-карбоксилат (6d). Выход 0.37 г (65%), 
коричневий порошок, т. пл. 208–210 °C. ИК спектр, 
ν, см–1: 1704 (С=О), 2232 (C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. 
(J, Гц): 1.35 (3H, т, J = 7.2, CH3); 1.44 (3H, т, J = 7.2, 
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CH3); 4.35 (2H, к, J = 7.2, CH2); 4.52 (2H, к, J = 7.2, 
CH2); 8.52 (1H, c, H-1); 8.82 (1H, с, H-8); 9.10 (1H, с, 
H-4). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 14.7; 15.6; 45.3; 60.9; 
99.2; 115.9; 119.8; 123.0; 126.2; 128.0; 128.4; 135.9; 
140.4; 162.4. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 284 [M+Н]+ 
(100). Найдено, %: C 59.18; H 4.57; N 24.61. C14H13N5О2. 
Вычислено, %: 59.36; H 4.63; N 24.72. 

3-трет-Бутил-3Н-имидазо[1,2-а]пиразоло[3,4-е]-
пиридин-5-карбонитрил (6e). Выход 0.42 г (89%), серый 
порошок, т. пл. 218–220 °C. ИК спектр, ν, см–1: 2229 
(C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 1.74 (9H, c, С(CH3)3); 
7.76 (1H, с, H-1); 8.41–8.45 (2H, м, Н-7,8); 8.76 (1H, с, 
H-4). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 29.9; 62.1; 98.6; 114.9; 116.4; 
122.0; 124.0; 125.0; 126.6; 133.7; 140.1. Мас-спектр, m/z 
(Iотн, %): 240 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 65.11; H 5.36; 
N 29.21. C13H13N5. Вычислено, %: C 65.25; H 5.48; N 29.27. 

3-трет-Бутил-7-(трифторметил)-3Н-имидазо[1,2-а]-
пиразоло[3,4-е]пиридин-5-карбонитрил (6f). Выход 
0.37 г (78%), светло-коричневый порошок, т. пл. 226–
229 °C. ИК спектр, ν, см–1: 2233 (C≡N). Спектр ЯМР 1H, 
δ, м. д.: 1.75 (9H, c, С(CH3)3); 8.85 (1H, с, H-1); 9.06 (1H, 
с, H-8); 9.17 (1H, с, H-4). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д. (J, Гц): 
29.9; 62.5; 98.7; 115.1; 115.6; 122.0 (к, 1JCF = 225.0); 
124.4; 124.8; 125.2; 127.1; 133.9 (к, 1JCF = 32.5); 140.5. 
Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 308 [M+Н]+ (100). Найдено, %: 
C 54.94; H 3.88; N 22.64. C14H12F3N5. Вычислено, %: 
C 54.72; H 3.94; N 22.79. 

Этил-3-(трет-бутил)-5-циано-3Н-имидазо[1,2-a]-
пиразоло[3,4-e]пиридин-7-карбоксилат (6g). Выход 
0.43 г (69%), бурый порошок, т. пл. 209–211 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 1704 (С=О), 2232 (C≡N). Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 1.35 (3H, т, J = 6.8, CH3); 1.74 (9H, 
c, С(CH3)3); 4.35 (2H, к, J = 6.8, CH2); 8.57 (1H, c, H-1); 
8.98 (1H, с, H-8); 9.16 (1H, с, H-4). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 
14.7; 29.9; 60.4; 62.4; 98.9; 115.9; 119.8; 124.7; 124.8; 127.0; 
135.9; 135.8; 140.1; 162.4. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
312 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 61.98; H 5.38; N 22.61. 
C16H17N5О2. Вычислено, %: C 61.72; H 5.50; N 22.49. 

Этил-3-фенил-5-циано-3Н-имидазо[1,2-a]пиразоло-
[3,4-e]пиридин-7-карбоксилат (6h). Выход 0.47 г (71%), 
коричневий порошок, т. пл. 260–262 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
1708 (С=О), 2230 (C≡N). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 
1.37 (3H, т, J = 7.2, CH3); 4.38 (2H, к, J = 7.2, CH2); 7.55–
7.65 (3H, м, Н Ph); 7.81 (2H, д, J = 8.2, Н Ph); 8.71 (1H, 
c, H-1); 8.88 (1H, с, H-8); 9.25 (1H, с, H-4). Спектр ЯМР 13С, 
δ, м. д.: 14.7; 61.0; 100.6; 115.7; 120.1; 123.5; 123.7, 
124.9; 128.2; 128.7; 128.9; 130.4; 136.3; 138.6; 140.7; 
162.4. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 332 [M+Н]+ (100). 
Найдено, %: C 65.16; H 3.91; N 21.05. C18H13N5О2. 
Вычислено, %: С 65.25; H 3.95; N 21.14. 

3-Метил-7-(трифторметил)-3Н-имидазо[1,2-а]-
пиразоло[3,4-е]пиридин-5-карбоксамид (6i). Выход 
0.49 г (86%), коричневый порошок, т. пл. 253–256 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3329 (N–H), 1683 (C=O). Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д.: 4.21 (3H, c, CH3); 8.18 (1H, с, NH); 8.44 
(1H, с, H-1); 8.64 (1H, с, H-8); 9.13–9.17 (2H, м, H-4, 
NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д. (J, Гц): 37.3; 114.3; 118.1; 
119.1; 122.3 (к, 1JCF = 225.0); 122.6; 125.1; 130.0; 132.5 
(к, 1JCF = 32.5); 141.3; 163.3. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
284 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 46.72; H 2.91; N 24.85. 
C11H8F3N5О. Вычислено, %: C 46.65; H 2.85; N 24.73. 

7-(Трифторметил)-3-фенил-3Н-имидазо[1,2-а]-
пиразоло[3,4-е]пиридин-5-карбоксамид (6j). Выход 
0.51 г (75%), светло-бурый порошок, т. пл. 281–284 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3336 (N–H), 1690 (C=O). Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 7.57 (1H, т, J = 7.2, Н Ph); 7.70 
(2H, т, J = 7.6, Н Ph); 7.81 (2H, д, J = 7.8, Н Ph); 8.29 
(1H, с, NH); 8.48 (1H, c, H-1); 8.82 (1H, с, H-8); 9.17 
(1H, уш. с, NH); 9.29 (1H, с, H-4). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д. 
(J, Гц): 117.2; 120.8; 121.7 (к, 1JCF = 231.0); 123.4; 123.8; 
124.2; 128.1; 128.9; 129.3; 130.4; 132.7 (к, 1JCF = 34.0); 
138.8; 141.5; 163.1. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 345 
[M+Н]+ (100). Найдено, %: C 55.47; H 2.76; N 20.42; 
C16H10F3N5О2. Вычислено, %: С 55.66; H 2.92; N 20.28. 

Синтез 1Н-пиразоло[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пирими-
дин-8(7Н)-онов 8a–f (общая методика). К раствору 
2 ммоль 5-аминопиразоло[4,3-b]пиридин-6-карбокс-
амида 3g–i,k в 25 мл диоксана добавляют 2.2 ммоль 
соединения 7а–с, 38 мг (0.02 ммоль) p-TsOH, переме-
шивают в течение 0.5 ч при комнатной температуре, а 
затем кипятят в течение 12 ч, а в случае соединений 3g 
и 7c – в течение 20 ч. Реакционную смесь упаривают 
при пониженном давлении, к остатку добавляют 30 мл 
30% водного EtOH, перемешивают в течение 0.5 ч, 
осадок отфильтровывают, промывают 10 мл МТБЭ, 
сушат и перекристаллизовывают из MeOH, а в случае 
соединений 8b,d,e – из смеси MeOH–ДМФА, 8:1. 

1-Метил-1,7-дигидро-8Н-пиразоло[3',4':5,6]пиридо-
[2,3-d]пиримидин-8-он (8а). Выход 0.27 г (68%), беже-
вый порошок, т. пл. 270–272 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
3064 (N–H), 1696 (С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 4.15 
(3H, с, CH3); 8.23 (1Н, c, H-3); 8.41 (1Н, c, H-9); 8.92 
(1Н, c, H-6); 11.41 (1H, с, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 
36.8; 116.6; 118.5; 131.4; 133.4; 145.1; 147.3; 154.2; 
162.9. Масc-спектр, m/z (Iотн, %): 202 [M+Н]+ (100). 
Найдено, %: C 53.89; H 3.42; N 34.74. C9H7N5O. Вычис-
лено, %: C 53.73; H 3.51; N 34.89. 

1-Фенил-1,7-дигидро-8Н-пиразоло[3',4':5,6]пиридо-
[2,3-d]пиримидин-8-он (8b). Выход 0.33 г (63%), 
коричневый порошок, т. пл. 276–279 °C. ИК спектр, 
ν, см–1: 3116 (N–H), 1701 (С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. 
(J, Гц): 7.48 (1H, т, J = 7.8, H Ph); 7.60 (2Н, д, J = 7.6, 
H Ph); 7.86 (2Н, д, J = 7.6, H Ph); 8.32 (1H, с, H-3); 8.77 
(1H, с, H-9); 8.42 (1H, с, H-6); 12.50 (1H, с, NH). Спектр 
ЯМР 13С, δ, м. д.: 116.9; 118.2; 122.0; 127.5; 129.5; 
130.1; 136.1; 139.1; 146.3; 147.5; 154.6; 162.2. Масс-
спектр, m/z (Iотн, %): 264 [M+Н]+ (100). Найдено, %: 
C 63.65; H 3.58; N 26.43. C14H9N5O. Вычислено, %: 
C 63.87; H 3.45; N 26.60. 

6-Изопропил-1-метил-1,7-дигидро-8Н-пиразоло-
[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пиримидин-8-он (8c). Выход 
0.29 г (59%), светло-коричневый порошок, т. пл. >300 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3031 (N–H), 1676 (С=О). Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 1.29 (6H, д, J = 6.4, С(CH3)2); 
2.94 (1Н, септет, J = 6.4, СH); 4.21 (3Н, c, CH3); 8.38 
(1Н, c, H-3); 8.93 (1Н, c, H-9); 12.20 (1H, c, NH). Спектр 
ЯМР 13С, δ, м. д.: 20.7; 33.9; 36.3; 114.7; 118.1; 121.4; 
129.5; 133.0; 145.0; 155.4; 170.3. Масc-спектр, m/z (Iотн, %): 
244 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 59.02; H 5.27; N 28.88. 
C12H13N5O. Вычислено, %: C 59.25; H 5.39; N 28.79. 

1-Метил-6-фенил-1,7-дигидро-8Н-пиразоло[3',4':5,6]-
пиридо[2,3-d]пиримидин-8-он (8d). Выход 0.26 г (48%), 
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оранжевый порошок, т. пл. 282–283 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
3141 (N–H), 1698 (С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 
4.24 (3H, с, СH3); 7.57–7.62 (3H, м, H Ph); 7.60 (2Н, д, 
J = 6.8, H Ph); 8.43 (1H, с, H-3); 9.02 (1H, с, H-9); 12.32 
(1H, с, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 36.3; 115.1; 118.3; 
122.3; 128.4; 129.2; 131.2; 132.6; 133.3; 145.5; 154.1; 
164.6; 172.5. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 278 [M+Н]+ 
(100). Найдено, %: C 65.21; H 4.13; N 25.09. C15H11N5O. 
Вычислено, %: C 64.97; H 4.00; N 25.26. 

1-(трет-Бутил)-6-фенил-1,7-дигидро-8Н-пиразоло-
[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пиримидин-8-он (8e). Выход 
0.32 г (50%), светло-коричневый порошок, т. пл. >300 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3138 (N–H), 1695 (С=О). Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 1.74 (9H, c, С(CH3)3); 7.57–7.62 
(3H, м, H Ph); 7.60 (2Н, д, J = 6.8, H Ph); 8.46 (1H, с, H-3); 
8.96 (1H, с, H-9); 12.32 (1H, с, NH). Спектр ЯМР 13С, 
δ, м. д.: 29.1; 60.9; 113.6; 118.7; 127.6; 128.4; 128.5; 128.8; 
131.5; 131.9; 132.3; 146.0; 153.2; 163.6. Масс-спектр, m/z 
(Iотн, %): 320 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 67.85; H 5.25; 
N 21.79. C18H17N5O. Вычислено, %: C 67.69; H 5.37; 
N 21.93. 

1-(трет-Бутил)-1,7-дигидро-8Н-пиразоло[3',4':5,6]-
пиридо[2,3-d]пиримидин-8-он (8f). Выход 0.25 г (52%), 
светло-желтый порошок, т. пл. > 300 °C. ИК спектр, 
ν, см–1: 3061 (N–H), 1686 (С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д.: 
1.78 (9H, c, С(CH3)3); 8.27 (1Н, c, H-3); 8.46 (1Н, c, H-9); 
8.93 (1Н, c, H-6); 12.33 (1H, c, NH). Спектр ЯМР 13С, 
δ, м. д.: 29.8; 61.5; 115.7; 119.6; 128.5; 129.4; 132.7; 
146.3; 150.2; 157.6. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 244 
[M+Н]+ (100). Найдено, %: C 59.44; H 5.28; N 28.84. 
C12H13N5O. Вычислено, %: C 59.25; H 5.39; N 28.79. 

Синтез этил-8-оксо-7,8-дигидро-1Н-пиразоло[3',4':5,6]-
пиридо[2,3-d]пиримидин-6-карбоксилатов 8g,h (общая 
методика). К раствору 2 ммоль 5-аминопиразоло[4,3-b]-
пиридин-6-карбоксамида 3g,j в 20 мл ДМФА добав-
ляют 0.33 г (24 ммоль) этилоксалилхлорида (7d), а затем 
0.43 г (28 ммоль) DBU. Реакционную смесь нагревают, 
перемешивают при 100–105 °С в течение 8 ч, охлаж-
дают, добавляют 40 мл H2O, осадок отфильтровывают, 
промывают 50 мл (CH3)3COCH3, сушат и перекристал-
лизовывают из смеси EtOH–ДМФА, 5:1. 

Этил-1-метил-8-оксо-7,8-дигидро-1Н-пиразоло-
[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пиримидин-6-карбоксилат (8g). 
Выход 0.33 г (60%), бурый порошок, т. пл. 258–260 °C. 
ИК спектр, ν, см–1: 3178 (N–H), 1712 (С=О). Спектр 
ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 1.38 (3H, т, J = 6.8, CH3); 4.25 
(3H, c, CH3); 4.41 (2H, к, J = 4.2, CH2); 8.54 (1H, c, H-3); 
9.06 (1H, с, H-9); 12.79 (1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13С, 
δ, м. д.: 14.3; 36.9; 49.0; 63.2; 116.8; 118.3; 131.7; 133.7; 
145.4; 160.9; 170.2; 184.3. Масc-спектр, m/z (Iотн, %): 
274 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 52.59; H 4.24; N 25.48. 
C12H11N5О3. Вычислено, %: C 52.75; H 4.06; N 25.63. 

Этил-1-(трет-бутил)-8-оксо-7,8-дигидро-1Н-

пиразоло[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пиримидин-6-карб-
оксилат (8h). Выход 0.34 г (54%), серый порошок, 
т. пл. >300 °C. ИК спектр, ν, см–1: 3172 (N–H), 1716 
(С=О). Спектр ЯМР 1H, δ, м. д. (J, Гц): 1.38 (3H, т, 
J = 6.6, CH3); 1.78 (9H, c, С(CH3)3); 4.42 (2H, к, J = 6.6, 
CH2), 8.53 (1Н, c, H-3); 8.94 (1Н, c, H-9); 12.79 (1H, c, 
NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 13.7; 29.2; 61.2; 62.6; 
115.5; 118.9; 129.1; 132.5; 144.5; 146.1; 151.9; 160.1; 

162.5. Мас-спектр, m/z (Iотн, %): 316 [M+Н]+ (100). 
Найдено, %: C 56.94; H 5.54; N 22.07. C15H17N5O3. 
Вычислено, %: C 57.13; H 5.43; N 22.21. 

Синтез 1Н-пиразоло[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пири-
мидин-6,8(5Н,7Н)-дионов 9a–e (общая методика). 
К раствору 2 ммоль 5-аминопиразоло[4,3-b]пиридин-6-
карбоксамида 3g–k в 20 мл ДМФА добавляют 0.4 г 
(2.5 ммоль) карбонилдиимидазола, 31 мг (0.2 ммоль) 
DBU и нагревают при 110 °С в течение 8 ч (в случае 
соединений 3g,h), 10 ч (в случае соединения 3i) и 12 ч 
(в случае соединений 3j,k). Из реакционной смеси при 
пониженом давлении отгоняют растворитель, к остатку 
добавляют 30 мл Н2О, осадок отфильтровывают, про-
мывают 30 мл MТБЭ, растворяют в 20 мл 50% NaOH, 
фильтруют, фильтрат подкисляют 30 мл концен-
трированной НCl, образовавшийся осадок отфильт-
ровывают, промывают 40 мл H2O и сушат на воздухе.  

1-Метил-1Н-пиразоло[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пири-
мидин-6,8(5Н,7Н)-дион (9а). Выход 0.40 г (93%), 
белый порошок, т. пл. >300 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
3181, 3120 (N–H), 1693, 1651 (С=О). Спектр ЯМР 1H, 
δ, м. д.: 4.15 (3H, с, CH3); 8.18 (1Н, c, H-3); 8.76 (1Н, c, 
H-9); 11.36–11.44 (2H, м, 2NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 
36.5; 111.8; 129.0; 129.1; 132.5; 135.0; 146.9; 151.5; 164.0. 
Масc-спектр, m/z (Iотн, %): 218 [M+Н]+ (100). Найдено, %: 
C 49.86; H 3.19; N 32.31. C9H7N5O2. Вычислено, %: 
C 49.77; H 3.25; N 32.25. 

1-Этил-1Н-пиразоло[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пири-
мидин-6,8(5Н,7Н)-дион (9b). Выход 0.42 г (90%), 
светло-желтый порошок, т. пл. >300 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
3170, 3114 (N–H), 1695, 1649 (С=О). Спектр ЯМР 1H, 
δ, м. д. (J, Гц): 1.39 (3H, т, J = 6.8, CH3); 4.54 (2H, к, 
J = 6.8, CH2); 8.19 (1Н, c, H-3); 8.78 (1Н, c, H-9); 11.40–
11.48 (2H, м, 2NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 15.4; 44.6; 
109.9; 120.4; 129.7; 131.8; 142.8; 148.3; 150.9; 163.1. 
Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 232 [M+Н]+ (100). Найдено, %: 
C 51.77; H 3.81; N 30.21. C10H9N5O2. Вычислено, %: 
C 51.95; H 3.92; N 30.29. 

1-(трет-Бутил)-1Н-пиразоло[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]-
пиримидин-6,8(5Н,7Н)-дион (9c). Выход 0.42 г (82%), 
светло-желтый порошок, т. пл. >300 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
3172, 3110 (N–H), 1696, 1657 (С=О). Спектр ЯМР 1H, 
δ, м. д.: 1.71 (9H, c, С(CH3)3); 8.19 (1Н, c, H-3); 8.68 (1Н, 
c, H-9); 11.48 (2H, уш. с, 2NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 
29.8; 61.5; 109.2; 121.7; 128.4; 131.0; 144.2; 147.9; 150.9; 
163.2. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 260 [M+Н]+ (100). 
Найдено, %: C 55.34; H 5.13; N 26.85. C12H13N5O2. 
Вычислено, %: C 55.59, H 5.05, N 27.01. 

1-Фенил-1Н-пиразоло[3',4':5,6]пиридо[2,3-d]пири-
мидин-6,8(5Н,7Н)-дион (9d). Выход 0.40 г (72%), светло-
желтый порошок, т. пл. >300 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
3178, 3117 (N–H), 1689, 1659 (С=О). Спектр ЯМР 1H, 
δ, м. д.: 7.20–7.26 (5Н, м, Н Ph); 8.28 (1Н, c, H-3); 8.86 
(1Н, c, H-9); 10.23 (2H, уш. с, 2NH). Спектр ЯМР 13С, 
δ, м. д.: 115.6; 119.2; 127.8; 132.5; 134.2; 134.3; 134.5; 
135.2; 140.4; 150.7; 154.9; 166.2. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 
280 [M+Н]+ (100). Найдено, %: C 60.44; H 3.09; N 25.01. 
C14H9N5O2. Вычислено, %: C 60.21; H 3.25; N 25.08. 

1-(Пиридин-2-ил)-1Н-пиразоло[3',4':5,6]пиридо-
[2,3-d]пиримидин-6,8(5Н,7Н)-дион (9е). Выход 0.35 г 
(62%), желтый порошок, т. пл. >300 °C. ИК спектр, ν, см–1: 
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3173, 3111 (N–H), 1694, 1652 (С=О). Спектр ЯМР 1H, 
δ, м. д. (J, Гц): 7.00 (1H, т, J = 6.2, Н Py); 7.41 (1H, д, 
J = 5.4, Н Py); 7.62 (1H, т, J = 7.6, Н Py); 8.05 (1H, с, H-3); 
8.64 (1Н, д, J = 5.4, Н Py); 9.53 (1H, с, H-9); 11.60–11.68 
(2H, м, 2NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м. д.: 114.5; 118.0; 
125.9; 126.8; 132.2; 142.2; 143.2; 146.6; 148.6; 151.5; 
152.5; 154.3; 165.4. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 281 
[M+Н]+ (100). Найдено, %: C 55.93; H 2.76; N 30.16. 
C13H8N6O2. Вычислено, %: C 55.72; H 2.88; N 29.99. 
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