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более сложных многоядерных молекул.5,6 При этом 

следует отметить, что количество синтетических 

подходов к подобным соединениям к настоящему 

времени довольно ограниченно и обычно включает в 

себя или достройку триазинового цикла к триазоль-

ному, или построение триазольного цикла на основе 

триазинового. 

Введение 

[1,2,4]Триазоло[1,5-d][1,2,4]триазины являются азаана-

логами пуриновых оснований.1 Подобные соединения 

зачастую показывают биологическую активность раз-

личных видов. Так, препарат триазавирин2 показал хоро-

шую антивирусную активность,3 а его деазааналог – 

антидиабетическую.4 Кроме того, они могут выступать 

в качестве ценных строительных блоков для синтеза 

В микрообзоре приведены все представленные к настоящему моменту в литературе методы 
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Достройка триазинового цикла к триазольному 

Гидразиды карбоновых кислот являются известными 

синтонами для построения 1,2,4-триазинового цикла.7 

При использовании гидразидов соответствующих 1,2,4-

триазол-3-карбоновых кислот 1a,b возможно построе-

ние 1,2,4-триазинового цикла, конденсированного с 

триазольным.8 Источником дополнительного атома 

углерода выступает ортомуравьиный эфир, в резуль-

тате взаимодействия образуется смесь непосред-

ственного продукта циклизации 2a,b и изомерного 

продукта перегруппировки Димрота 3a,b. 

Циклизация N'-(1,2,4-триазин-5-ил)карбогидразидов 

Возможно также построение триазольного цикла на 

основе триазинового. В частности, для этого могут 

быть использованы 1,2,4-триазины с фрагментом 

гидразида карбоновой кислоты в положении 5. 

Последние могут быть получены как ипсо-замещением 

цианогруппы в соединениях 4,9,10 так и посредством 

нуклеофильного замещения водорода в соединениях 

5.11 Следующим шагом на пути к желаемому продукту 

является циклизация интермедиатов 6 и 7 через 

внутримолекулярную нуклеофильную атаку цикличе-

ского гетероатома N-4 на карбонильную группу с 

последующей дегидратацией при нагревании в 

присутствии POCl3 или нитробензола. Первоначальные 

продукты циклизации в условиях реакции пре-

терпевают перегруппировку Димрота с образованием 

соединений 8 и 9. 

Достройка триазольного цикла к 5-гидразинилтриазинам 

При наличии фрагмента гидразина в положении 5 1,2,4-

триазинового цикла на его основе также возможно 

построение 1,2,4-триазольного цикла за счет взаимо-

действия с различными ортоэфирами. Например, 

реакция 6-амино-5-гидразинил-1,2,4-триази-3(2Н)-она 

10 с ортоэфирами протекает при комнатной темпе-

ратуре в присутствии каталитического количества HCl 

с образованием смеси циклического (соединение 11) и 

открытоцепных изомеров (соединения 12a,b).12 При 

перемешивании соединений 12a,b в H2O при комнат-

ной температуре происходит их медленное превраще-

ние в соединение 11, а при нагревании смеси продук-

тов 11, 12a,b до 80°С в кислой среде происходит их 

превращение в продукт 13 через перегруппировку 

Димрота. Следует отметить, что при использовании 

0.5 экв. кислоты продуктами реакции становятся 

только циклические структуры 14a,b. При аналогичном 

нагревании они трансформируются в единственный 

продукт 13. 

 

 

 

 

 

 

При кипячении в HCOOH соответствующих 1,2,4-три-

азин-3-(ти)онов 15 также наблюдается замыкание 1,2,4-

триазольного цикла и образование соединений 16.13 
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Аннелирование триазольного цикла к N4-амино-1,2,4-триазинам 

Возможно аннелирование 1,2,4-триазольного цикла к 

триазиновому с использованием готовых связей N–N в 

составе исходного соединения. Так, реакция 4-амино-6-

трет-бутил-5-имино-4,5-дигидро-1,2,4-триазин-3-тиола 

(17) с ортоэфирами позволяет получать продукты 22.14 

В результате взаимодействия 4-амино-1,2,4-триазин-5-

онов 18 и 19 с ароматическими нитрилами 2015 или 

карбодиимидами 2116 образуются соответственно целе-

вые соединения 23 и 24, в последнем случае в виде 

цвиттер-ионов. 

Выводы 

Таким образом, основной стратегией при построе-

нии [1,2,4]триазоло[1,5-d][1,2,4]триазинов является 

использование уже существующей связи N–N в 

составе молекулы триазина; наиболее привлекателен 

подход через замещение цианогруппы в положении 5 

триазина фрагментом гидразидов карбоновых 

кислот как с точки зрения простоты синтеза, так и с 

точки зрения возможности широкого варьирования 

заместителей в различных положениях конечного 

продукта. 


