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Алкалоид норгарман – самое простое по строению 

соединение ряда β-карболинов – обладает широким 

спектром биологической активности.1 Это означает, 

что молекула норгармана (9H-пиридо[3,4-b]индола) 

является фармакофором. По определению П. Гунда, 

фармакофор – это молекула, которая распознается на 

рецепторном сайте, а набор ее структурных особен-

ностей ответственен за биологическую активность.2a 

Вид биологической активности зависит от наличия в 

структуре β-карболина различных заместителей. Гарман 

и гармин отличаются по строению от норгармана 

присутствием в их структуре метильной и метоксигруппы. 

Это предполагает возможность направленного изме-

нения биологической активности β-карболинов путем 

введения различных групп в их структуры. Биоло-

гической активностью обладают не только природные 

β-карболины, но и их синтетические структурные 

аналоги (рис. 1).2 

Существует три главных способа введения различ-

ных групп в молекулу органического соединения: 

выбор метода синтеза, трансформация имеющихся в 

структуре функциональных групп и фукционализация 
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связей С–Н ароматических циклов. Прямая функцио-

нализация связей С–Н β-карболина реакциями электро-

фильного замещения легко осуществима только в 

бензольном цикле, а электронодефицитный цикл пири-

дина инертен в отношении этих реакций. В связи с 

этим важное значение имеют методы синтеза β-карбол-

инов с заданным набором заместителей в пиридиновом 

цикле. 

Синтез β-карболина из триптофана по реакции Пикте–

Шпенглера позволяет синтезировать 1,2,3,4-тетрагидро-

β-карболины, легко окисляемые в ароматические 

соединения. Присутствие в структуре β-карболина 

карбоксильной группы в положении C-3 цикла пири-

дина обеспечивает возможность синтеза целого ряда 

соединений путем трансформации карбоксильной 

группы.3 β-Карболины, содержащие заместители в поло-

жении C-4, синтезируют другими методами: 1) взаимо-

действием индол-2-карбальдегидов и замещенных 

пропаргиламинов с образованием оснований Шиффа, 

последующей изомеризацей ацетиленовой группы, 

приводящей к образованию алленов, и 6π-азациклиза-

цией последних в β-карболины;4a 2) катализируемыми 

палладием реакциями N-замещенных трет-бутилими-

нов индол-2-карбальдегидов с интернальными алки-

нами;4b 3) однореакторными катализируемыми Ag(I),  

Bi(III) и Pd(II) реакциями (тройного релейного катализа) 

c каскадом стадий: 5-экзо-диг-циклизация 3-[2-(тозил-

амино)фенил]гекс-5-ен-1-ин-3-ола в индолин, нуклео-

фильное азидирование двойной связи индолина и 

термолиз азида в нитрен с циклизацией в β-карболин;4c 

4) взаимодействием гидрохлорида триптамина с 

этиловым эфиром глиоксиловой кислоты с последую-

щими ацилированием по атому азота тетрагидро-

β-карболина, окислением DDQ с получением 4-оксо-

карболина, превращением карбонильной группы в 

метоксигруппу реакцией с диметоксипропаном в присут-

ствии p-TsOH и ароматизацией хлоранилом (схема 1).4d 

В данной работе описан новый метод синтеза 

β-карболинов с этоксикарбонильной группой и циано-

группой в положении C-4 цикла пиридина, а также 

исследована зависимость оптических и биологических 

свойств полученных β-карболинов от их структуры. 

Простота синтеза нитропиридинов Ганча явилась 

для нас стимулом их использования в качестве 

исходных соединений для получения β-карболинов. 

Реакция Кадогана в качестве одностадийного метода 

синтеза β-карболинов представлялась наиболее привле-

кательной, но не оправдала ожиданий. При проведении 

реакции Кадогана без растворителя – сплавлением 

нитропиридина 1а с DPPE в качестве восстановителя, 

образование β-карболина не происходит даже в 

следовых количествах.5 В каталитической реакции c 

PPh3 и MoO2Cl2(dmf)2 β-карболин также не был обна-

ружен в реакционной смеси.6 В реакции с меньшим по 

объему P(OEt)3 β-карболин 4а образуется с низким 

выходом (табл. 1). 

Проблемы с эффективностью восстановления нитро-

группы пиридинов 1а‒с до нитрена и замыканием 

пиррольного цикла β-карболина можно объяснить 

стерическими препятствиями для подхода P(OEt)3 к 

нитрогруппе, экранированной двумя заместителями 

(схема 2). Низкий выход β-карболинов 4a‒c заставил 

нас отказаться от реакции Кадогана для синтеза 

β-карболинов. 

Рисунок 1. β-Карболины норгарман и его производные гарман 

и гармин. 

Схема 1 

* Реакции были проведены с 1 ммоль соединения 1a в атмосфере N2.  
** Выходы после хроматографической очистки. 

*** Запаянная ампула. 

Опыт 
Восстано-

витель 
(количество) 

Раство- 

ритель 
Темпера- 

тура, °С 
Катализатор, 

5 моль % 
Время, 

ч 
Выход, 

% 

1 
DPPE 

(1.1 ммоль) 
– 150 – 10 0 

2 
PPh3 

(1.2 ммоль) 
PhMe 110 MoO2Cl2(dmf)2 24 0 

3 
PPh3 

(1.2 ммоль) 
п-Цимол 177 MoO2Cl2(dmf)2 15 0 

4 P(OEt)3 – 165 – 50 6** 

5 P(OEt)3*** – 165 – 72 21** 

Таблица 1. Оптимизация условий реакции Кадогана 

на примере соединения 1a* 
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В дальнейшем мы остановились на методе синтеза 

β-карболинов термолизом 5-азидопиридинов 3, 7 a‒h в 

мета-ксилоле. Исходные нитропиридины 1, 5 a‒i были 

синтезированы по реакции Ганча в две стадии (сопро-

водительные материалы). Восстановление нитро-

группы пиридинов проводили SnCl2 в EtOH (схема 3). 

Диазотированием аминогруппы пиридинов 2, 6 a‒i 
NaNO2 в смеси AcOH и HBF4 при температуре 0°С 

были получены пиридины с диазогруппой, которые не 

выделяли, а превращали в 5-азидопиридины 3, 7 а‒h 

путем замены диазогруппы реакцией нуклеофильного 

замещения с NaN3. 5-Азидопиридины 3, 7 а‒h были 

получены с высокими выходами, выделены и охаракте-

ризованы. Нагревание соединений 3, 7 а‒h в мета-

ксилоле позволило получить β-карболины 4, 8 а‒h. 

Термолиз 5-азидопиридинов 3h, 7h c несимметричным 

расположением двух метоксигрупп завершился образо-

ванием изомерных β-карболинов 4h, 4h' и 8h, 8h' с 

общими выходами 94 и 92% соответственно (схема 3). 

Нитропиридины Ганча были использованы в 

качестве исходных соединений для синтеза 3-метил-

гармана 13a и 3-метилгармина 13b (схемы 4, 5). 

Гидролизом эфирной группы пиридинов 1а,b были полу-

чены соединения 9а,b, декарбоксилированием которых 

синтезированы нитропиридины 10а,b. Восстанов-

лением нитрогруппы пиридинов 10а,b были синтези-

рованы 3-аминопиридины 11а,b. 

Для получения солей диазония из 3-аминопиридинов 

11а,b в качестве диазотирующего агента эффективным 

было использование NOBF4. Нуклеофильным замеще-

нием диазогруппы с использованием NaN3 были полу-

чены 3-азидопиридины 12а,b. Термолизом 3-азидопи-

Схема 2 

Схема 3 
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Схема 4 

Схема 5 Схема 6 

зрения поиска новых биологически активных агентов. 

Так, установлено, что соединения данного класса могут 

быть эффективными стимуляторами секреции инсу-

лина,8 что может использоваться при терапии сахар-

ного диабета 2-го типа. На основании предвари-

тельного компьютерного скрининга программой PASS 
(Prediction of Activity Spectra for Substances)9 нами были 

выбраны соединения 4c,g и 8e,h, которые исследова-

лись на гипогликемическую активность в глюкозо-

толерантном тесте на мышах. Было обнаружено, что 

соединение 4g обладает статистически значимым 

глюкозоснижающим действием, сравнимым с дей-

ствием вилдаглиптина (рис. 2). 

Для изучения механизмов биологического действия 

β-карболинов часто используются флуоресцентные 

методы анализа.10 Электронные спектры 9H-пиридо-

[3,4-b]индолов хорошо изучены,11 однако о фотофизи-

ческих свойствах замещенных производных известно 

немного. Недавно мы сообщали о том, что 1,3-диметил-

9H-пиридо[3,4-b]индолы 13а,b в растворе EtOH суще-

ствуют в двух формах – нейтральной и протонирован-

ной, а их спектры флуоресценции представляют собой 

Рисунок 2. Эффективность β-карболинов 4c,g и 8e,h в оральном тесте на толерантность к глюкозе. На графике показано 

влияние соединений 4c,g и 8e,h на снижение во времени уровня глюкозы в крови мышей линии CD-1. 

ридинов 12а,b в мета-ксилоле синтезированы 3-метил-

гарман 13а и 3-метилгармин 13b.7 

Диазотирование 5-аминопиридинов 2i, 6i NaNO2 при 
0°С завершается реакцией электрофильного замещения 

с образованием пиридо[3,4-c]циннолинов 14a,b (схема 6). 

Образование циннолинов 14а,b происходит в резуль-

тате реакции внутримолекулярного азосочетания соли 

пиридилдиазония с электроноизбыточным триметокси-

бензольным циклом. 

Как было отмечено ранее, производные β-карбо-

линов являются перспективными соединениями с точки 
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суперпозицию этих двух форм.7 Введение акцепторной 

группы в пиридиновый цикл приводит к уменьшению 

его основности. Сигналы протонированной формы в 

спектрах поглощения и флуоресценции соединений 

4, 8 a‒h' появляются только при добавлении кислоты 

(рис. 3). 

Форма сигналов в спектрах поглощения и флуорес-

ценции существенно не меняется. Введение карб-

этоксильной группы (соединение 4a) и цианогруппы 

(соединение 8a) в положение С-4 1,3-диметил-9H-

пиридо[3,4-b]индолов предсказуемо приводит к незна-

чительному росту квантового выхода флуоресценции 

(на 0.13 и 0.12 соответственно), а также к бато-

хромному сдвигу в спектрах флуоресценции (57‒86 нм) 

(табл. S1, сопроводительные материалы). Введение замес-

тителей в бензольный цикл существенно не сказы-

вается на положении максимумов в спектрах поглоще-

ния и флуоресценции соединений 4b, 4e‒g, 8h,h' (табл. S1, 

сопроводительные материалы). Для соединений 8b‒g 

наличие таких заместителей приводит к гипсохром-

ному сдвигу максимума флуоресценции на 27‒51 нм, 

по сравнению с 9H-пиридо[3,4-b]индолами 4a и 8a, за 

исключением диметоксизамещенных 9H-пиридо[3,4-b]-

индолов 4h,h'. Для этих соединений наблюдается 

красное смещение максимумов флуоресценции на 46‒

61 нм и Стоксов сдвиг в 113‒120 нм. Необходимо отме-

тить, что введение заместителя в бензольный цикл, как 

правило, приводит к падению квантового выхода для 

всех изученных соединений 4b‒h', 8b‒g,h', за исклю-

чением соединения 8h, в этом случае наблюдается 

небольшое увеличение квантового выхода (табл. S1, 

сопроводительные материалы). 

Таким образом, была разработана новая серия 

производных β-карболинов и изучены их оптические и 

гипогликемические свойства. 4-Этоксикарбонил- и 

4-циано-β-карболины являются превосходными базо-

выми соединениями для моделирования биологической 

активности путем трансформации эфирной и циано-

групп в другие группы. Было установлено, что этил-

1,3-диметил-7-фтор-9H-пиридо[3,4-b]индол-4-карбоксилат 

с атомом фтора в пиридо[3,4-b]индольном цикле в дозе 

10 мг/кг обладает статистически значимым снижа-

ющим глюкозу эффектом, сравнимым с действием 

вилдаглиптина.  

Экспериментальная часть 

ИК спектры зарегистрированы на фурье-спектро-

метре Simex FT-801 в таблетках KBr. Спектры ЯМР 1H 

и 13С зарегистрированы на спектрометре Bruker DRX-400 

(400 и 100 МГц соответственно) в CDCl3 или ДМСО-d6, 

внутренний стандарт – остаточные сигналы раство-

рителей (CDCl3: 7.26 м. д. для ядер 1H и 77.0 м. д. для 

ядер 13C; ДМСО-d6: 2.50 м. д. для ядер 1H и 39.5 м. д. 

для ядер 13C). Элементный анализ выполнен на CHN-

анализаторе Carlo Erba 1106. Спектры поглощения запи-

саны на диодно-матричном спектрофотометре PerkinElmer 

Lambda 750, спектры фотолюминесценции зарегистри-

рованы на флуоресцентном спектрофотометре Cary 

Eclipse. В обоих случаях исследуемые соединения 

растворяют в EtOH таким образом, чтобы концентра-

ция полученных растворов была ниже 10–5 моль/дм3. 

Молярный коэффициент светопоглощения определен 

по описанной методике.12 Квантовый выход исследуе-

мых соединений определен относительно 9,10-дифенил-

антрацена с помощью метода сравнения.13 Темпе-

ратуры плавления определены на микронагревательном 

столике Boetius и не исправлены. Контроль за ходом 

реакций и чистотой полученных соединений осуще-

ствлен методом ТСХ на пластинах Silufol UV-254. Для 

колоночной хроматографии использован силикагель  

60–120 мкм. 

3-Аминокротононитрил производства Acros Organics 

использован без дополнительной очистки. Синтез этил-

3-аминобут-2-еноата,14 нитроенонов,15 5-нитропири-

динов 1а и 5a,16 1-нитропропан-2-она,17 1-(диэтокси-

метил)-4-метилбензола,18 N-(4-фторбензилиден)бутан-

1-амина19 выполнен в соответствии с опубликован-

ными методами. Соединения 11–13 а,b описаны нами 

ранее.7 

Cинтез соединений 2, 6 a‒i (общая методика). 

Смесь 2 ммоль нитропиридина 1a‒i или 5a‒i, 2.03 г 

(9 ммоль) SnCl2·2H2O в 2 мл EtOH кипятят в колбе с 

обратным холодильником в течение 3 ч. Реакционную 

смесь охлаждают до комнатной температуры, раство-

ритель упаривают при пониженном давлении. Остаток 

охлаждают и добавляют 52 мл H2O, тщательно расти-

рают до образования суспензии, затем подщелачивают 

4.5 мл 10% NaOH. Кристаллы аминопиридина фильт-

руют либо экстрагируют EtOAc (3 × 50 мл). Органиче-

ский слой сушат над MgSO4, растворитель упаривают 

при пониженном давлении. Полученный остаток пере-

кристаллизовывают из соответствующего растворителя. 

Этил-5-амино-2,6-диметил-4-фенилникотинат (2a). 
Выход 0.32 г (60%), бесцветные кристаллы, т. пл. 122‒

123°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 3433, 3319 (NH2), 

1722 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

0.87 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 2.48 (3H, с, 6-CH3); 2.49 

(3H, с, 2-CH3); 3.56 (1H, уш. с, NH2); 3.94 (2H, к, J = 7.0, 

CH2CH3); 7.25–7.27 (2H, м, H Ar); 7.36–7.45 (3H, м, H Ar). 

Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 13.5; 20.3; 21.2; 61.0; 

127.7; 128.5; 128.8 (2С); 129.0 (2С); 132.5; 134.9; 135.9; 

142.8; 143.7; 168.1. Найдено, %: C 71.14; H 6.75; N 10.41. 

C16H18N2O2. Вычислено, %: C 71.09; H 6.71; N 10.36. 

Рисунок 3. Нормализованные спектры поглощения и флуо-

ресценции растворов соединения 4a в EtOH (черная линия) и 

EtOH + 2 капли HClO4 (красная линия). 
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Этил-5-амино-2,6-диметил-4-(4-метилфенил)-
никотинат (2b). Выход 0.42 г (74%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 105‒106°С (н-гептан). ИК спектр, 

ν, см–1: 3294, 3179 (NH2), 1721 (C=O). Спектр ЯМР 1H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 0.92 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 

2.38 (3H, с, CH3); 2.51 (3H, с, 6-CH3); 2.52 (3H, с, 2-CH3); 

3.63 (2H, уш. с, NH2); 3.98 (2H, к, J = 7.0, CH2CH3); 7.14–

7.16 (2H, м, H Ar); 7.24–7.26 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 13.6; 19.8; 20.8; 21.3; 61.1; 128.2; 128.5 

(2С); 129.7 (2С); 131.4; 133.2; 136.5; 138.6; 142.3; 143.0; 

167.9. Найдено, %: C 71.87; H 7.13; N 9.81. C17H20N2O2. 

Вычислено, %: C 71.81; H 7.09; N 9.85. 

Этил-5-амино-2,6-диметил-4-(4-метоксифенил)-
никотинат (2c). Выход 0.54 г (90%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 65‒66°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

3299, 3207 (NH2), 1702 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 0.95 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 2.47 (3H, с, 

6-CH3); 2.48 (3H, с, 2-CH3); 3.57 (2H, уш. с, NH2); 3.82 

(3H, с, OCH3); 3.98 (2H, к, J = 7.0, CH2CH3); 6.94–6.97 

(2H, м, H Ar); 7.17–7.21 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 13.7; 20.2; 21.1; 55.3; 61.0; 114.4 (2С); 

126.7; 128.1; 130.0 (2С); 132.3; 136.3; 142.6; 143.4; 

159.7; 168.3. Найдено, %: C 67.91; H 6.67; N 9.31. 

C17H20N2O3. Вычислено, %: C 67.98; H 6.71; N 9.33. 

Этил-5-амино-4-(бифенил-4-ил)-2,6-диметилникоти-
нат (2d). Выход 0.54 г (78%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 132‒133°С (PhMe). ИК спектр, ν, см–1: 3488, 3395 

(NH2), 1724 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 0.90 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 2.50 (3H, с, 

6-CH3); 2.52 (3H, с, 2-CH3); 3.65 (2H, уш. с, NH2); 3.98 

(2H, к, J = 7.0, CH2CH3); 7.34–7.39 (3H, м, H Ar); 7.44–

7.47 (2H, м, H Ar); 7.59–7.62 (2H, м, H Ar); 7.66–7.70 

(2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 13.6; 

20.3; 21.2; 61.1; 127.0 (2С); 127.6; 127.7 (2С); 128.9 

(2С); 129.2 (2С); 132.2; 133.7; 136.0; 140.2 (2C); 141.4; 

142.8; 143.7; 168.1. Найдено, %: C 76.33; H 6.44; N 8.11. 

C22H22N2O2. Вычислено, %: C 76.28; H 6.40; N 8.09. 

Этил-5-амино-2,6-диметил-4-(2-метоксифенил)-
никотинат (2e). Выход 0.37 г (62%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 119‒120°С (н-гептан). ИК спектр, 

ν, см–1: 3317, 3314 (NH2), 1720 (C=O). Спектр ЯМР 1H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 0.87 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 

2.47 (3H, с, 6-CH3); 2.51 (3H, с, 2-CH3); 3.48 (2H, уш. с, 

NH2); 3.77 (3H, с, OCH3); 3.93 (2H, к, J =7.0, CH2CH3); 

6.97–7.02 (2H, м, H Ar); 7.08–7.10 (1H, м, H Ar); 7.35–

7.39 (1H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 

13.6; 20.4; 21.7; 55.9; 60.7; 111.3; 121.2; 123.9; 127.7; 

130.2 (2С); 130.5; 136.5; 143.4; 143.9; 156.7; 168.1. 

Найдено, %: C 67.92; H 6.68; N 9.31. C17H20N2O3. 

Вычислено, %: C 67.98; H 6.71; N 9.33. 

Этил-5-амино-4-(4-хлорфенил)-2,6-диметилнико-
тинат (2f). Выход 0.50 г (82%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 132‒133°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 3311, 

3211 (NH2), 1722 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 0.95 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 2.48 (3H, с, 

6-CH3); 2.49 (3H, с, 2-CH3); 3.56 (2H, уш. с, NH2); 3.99 

(2H, к, J = 7.0, CH2CH3); 7.21–7.23 (2H, м, H Ar); 7.41–

7.43 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 

13.7; 20.2; 21.2; 61.2; 127.6; 129.3 (2С); 130.3 (2С); 

131.2; 133.2; 134.7; 135.9; 142.8; 143.8; 167.8. Найдено, %: 

62.99; H 5.65; N 9.14. C16H17ClN2O2. Вычислено, %: 

C 63.05; H 5.62; N 9.19. 

Этил-5-амино-2,6-диметил-4-(4-фторфенил)никоти-
нат (2g). Выход 0.49 г (85%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 150‒151°С (петролейный эфир). ИК спектр, ν, см–1: 

3308, 3212 (NH2), 1729 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 0.92 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 2.40 (3H, с, 

6-CH3); 2.42 (3H, с, 2-CH3); 3.42 (2H, уш. с, NH2); 3.95 

(2H, к, J = 7.0, CH2CH3); 7.07–7.13 (2H, м, H Ar); 7.21–

7.26 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

13.7; 20.9; 21.8; 60.9; 116.0 (2С, д, J = 21.7); 127.4; 

130.7; 130.8 (2С, д, J = 7.8); 131.0 (д, J = 3.5); 135.5; 

143.3; 144.3; 162.7 (д, J = 248.0); 168.5. Найдено, %: 

C 66.72; H 5.96; N 9.76. C16H17FN2O2. Вычислено, %: 

C 66.65; H 5.94; N 9.72. 

Этил-5-амино-2,6-диметил-4-(3,4-диметоксифенил)-
никотинат (2h). Выход 0.57 г (87%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 96‒97°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

3483, 3392 (NH2), 1727 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 0.97 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 2.42 (3H, с, 

6-CH3); 2.44 (3H, с, 2-CH3); 3.50 (2H, уш. с, NH2); 3.84 

(3H, с, OCH3); 3.89 (3H, с, OCH3); 3.99 (2H, к, J = 7.0, 

CH2CH3); 6.80–6.84 (2H, м, H Ar); 6.92 (1H, c, H Ar). 

Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 13.8; 20.8; 21.7; 56.0; 

56.0; 60.9; 111.7; 112.3; 121.4; 127.5; 127.6; 131.6; 135.7; 

143.2; 144.2; 149.1; 149.4; 168.8. Найдено, %: C 65.48; 

H 6.66; N 8.50. C18H22N2O4. Вычислено, %: C 65.44; 

H 6.71; N 8.48. 

Этил-5-амино-2,6-диметил-4-(3,4,5-триметокси-
фенил)никотинат (2i). Выход 0.48 г (67%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 140‒141°С (н-гептан). ИК спектр, 

ν, см–1: 3488, 3392 (NH2), 1711 (C=O). Спектр ЯМР 1H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 0.95 (3H, т, J = 6.8, CH2CH3); 

2.50 (6H, с, 2,6-CH3); 3.67 (2H, уш. с, NH2); 3.82 (6H, с, 

OCH3); 3.86 (3H, с, OCH3); 4.00‒4.04 (2H, м, CH2CH3); 

6.50 (2H, с, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 

13.7; 20.2; 21.1; 56.2 (2С); 60.9; 61.1; 105.9 (2С); 127.7; 

130.1; 132.5; 136.0; 138.1; 142.7; 143.6; 153.8 (2С); 

168.2. Найдено, %: C 63.38; H 6.73; N 7.75. C19H24N2O5. 

Вычислено, %: C 63.32; H 6.71; N 7.77. 

5-Амино-2,6-диметил-4-фенилникотинонитрил (6a). 
Выход 0.27 г (60%), бесцветные кристаллы, т. пл. 170‒

171°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 3482, 3384 (NH2), 

2228 (CN). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д.: 2.48 (3H, с, 

6-CH3); 2.67 (3H, с, 2-CH3); 3.63 (2H, уш. с, NH2); 7.36–

7.38 (2H, м, H Ar); 7.45–7.56 (3H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 21.2; 22.8; 107.2; 117.0; 128.8 (2С); 

129.5 (3С); 133.6; 135.9; 136.0; 147.2; 150.2. Найдено, %: 

C 75.34; H 5.85; N 18.79. C14H13N3. Вычислено, %: 

C 75.31; H 5.87; N 18.82. 

5-Амино-2,6-диметил-4-(4-метилфенил)никотино-
нитрил (6b). Выход 0.30 г (63%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 178‒179°С (CCl4). ИК спектр, ν, см–1: 3468, 

3374 (NH2), 2229 (CN). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д.: 

2.44 (3H, с, CH3); 2.49 (3H, с, 6-CH3); 2.68 (3H, с, 

2-CH3); 3.65 (2H, уш. с, NH2); 7.29–7.35 (4H, м, H Ar). 

Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 21.2; 21.3; 22.8; 107.2; 

117.1; 128.6 (2С); 130.2 (2С); 130.6; 135.9; 136.1; 139.4; 
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147.2; 150.2. Найдено, %: C 75.86; H 6.35; N 17.69. 

C15H15N3. Вычислено, %: C 75.92; H 6.37; N 17.71. 

5-Амино-2,6-диметил-4-(4-метоксифенил)никотино-
нитрил (6c). Выход 0.44 г (86%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 170‒171°С (CH3CN). ИК спектр, ν, см–1: 3431, 

3350 (NH2), 2225 (CN). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.46 (3H, с, 6-CH3); 2.64 (3H, с, 2-CH3); 3.63 (2H, 

уш. с, NH2); 3.85 (3H, с, OCH3); 7.04 (2H, д, J = 8.4, 

H Ar); 7.30 (2H, д, J = 8.4, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 21.2; 22.8; 55.3; 107.4; 115.0 (2С); 

117.2; 125.6; 130.2 (2С); 135.9; 136.1; 147.1; 150.2; 

160.4. Найдено, %: C 71.20; H 6.01; N 16.52. C15H15N3O. 

Вычислено, %: C 71.13; H 5.97; N 16.59. 

5-Амино-2,6-диметил-4-(4-бифенил)никотинонит-
рил (6d). Выход 0.50 г (84%), бесцветные кристаллы, т. пл. 

230‒231°С (PhMe). ИК спектр, ν, см–1: 3471, 3375 

(NH2), 2228 (CN). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.50 (3H, с, 6-CH3); 2.69 (3H, с, 2-CH3); 3.70 (2H, 

уш. с, NH2); 7.37–7.49 (5H, м, H Ar); 7.64 (2H, д, J = 7.2, 

H Ar); 7.75 (2H, д, J = 7.8, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 21.3; 22.9; 107.0; 117.1; 127.1 (2С); 

127.8; 128.1 (2С); 128.9 (2С); 129.3 (2С); 132.4; 135.5; 

135.9; 140.1; 142.3; 147.4; 150.3. Найдено, %: C 80.18; 

H 5.70; N 14.02. C20H17N3. Вычислено, %: C 80.24; 

H 5.72; N 14.04. 

5-Амино-4-(2-метоксифенил)-2,6-диметилникотино-
нитрил (6e). Выход 0.47 г (92%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 183‒184°С (CH3CN). ИК спектр, ν, см–1: 3437, 

3309 (NH2), 2227 (CN). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.46 (3H, с, 6-CH3); 2.64 (3H, с, 2-CH3); 3.57 (2H, 

уш. с, NH2); 3.80 (3H, с, OCH3); 7.04–7.10 (2H, м, H Ar); 

7.19 (1H, д. д, J = 7.2, J = 1.4, H Ar); 7.42–7.46 (1H, м, 

H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 21.2; 22.8; 55.7; 

108.0; 111.9; 117.2; 121.4; 122.1; 130.4; 131.1; 133.4; 

136.4; 147.3; 149.8; 156.5. Найдено, %: C 71.19; H 6.00; 

N 16.52. C15H15N3O. Вычислено, %: C 71.13; H 5.97; 

N 16.59. 

5-Амино-2,6-диметил-4-(4-хлорфенил)никотино-
нитрил (6f). Выход 0.43 г (83%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 198‒199°С (CCl4). ИК спектр, ν, см–1: 3484, 

3385 (NH2), 2227 (CN). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.47 (3H, с, 6-CH3); 2.65 (3H, с, 2-CH3); 3.59 (2H, 

уш. с, NH2); 7.32 (2H, д, J = 8.2, H Ar); 7.52 (2H, д, 

J = 8.2, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 21.2; 

22.8; 107.0; 116.8; 129.9 (2С); 130.3 (2С); 132.1; 134.5; 

135.7 (2C); 147.6; 150.4. Найдено, %: C 65.31; H 4.71; 

N 16.22. C14H12ClN3. Вычислено, %: C 65.25; H 4.69; N 16.30. 

5-Амино-2,6-диметил-4-(4-фторфенил)никотино-
нитрил (6g). Выход 0.31 г (65%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 162‒163°С (CCl4). ИК спектр, ν, см–1: 3494, 3386 

(NH2), 2231 (CN). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д.: 2.58 

(6H, с, 2,6-CH3); 4.70 (2H, уш. с, NH2); 7.41–7.49 (4H, м, 

H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 21.1; 

21.9; 105.8; 115.9 (2С, д, J = 21.7); 116.7; 130.2 (д, J = 3.5); 

131.0 (2С, д, J = 8.7); 132.7; 136.9; 147.0; 147.4; 162.1 (д, 

J = 245.4). Найдено, %: C 69.63; H 4.98; N 17.37. 

C14H12FN3. Вычислено, %: C 69.70; H 5.01; N 17.42. 

5-Амино-2,6-диметил-4-(3,4-диметоксифенил)-
никотинонитрил (6h). Выход 0.45 г (79%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 184‒185°С (CH3CN). ИК спектр, ν, см–1: 

3476, 3382 (NH2), 2225 (CN). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 

δ, м. д.: 2.46 (3H, с, 6-CH3); 2.64 (3H, с, 2-CH3); 3.66 

(2H, уш. с, NH2); 3.88 (3H, с, OCH3); 3.92 (3H, с, OCH3); 

6.87 (1H, с, H Ar); 6.93–7.01 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 21.2; 22.8; 56.0; 56.1; 107.3; 112.1 (2С); 

117.2; 121.5; 125.9; 135.9; 136.0; 147.2; 149.8; 150.0; 

150.2. Найдено; %: C 67.88; H 6.09; N 14.77. C16H17N3O2. 

Вычислено; %: C 67.83; H 6.05; N 14.83. 

5-Амино-2,6-диметил-4-(3,4,5-триметоксифенил)-
никотинонитрил (6i). Выход 0.51 г (82%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 219‒220°С (PhMe). ИК спектр, ν, см–1: 

3439, 3355 (NH2), 2228 (CN). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 

δ, м. д.: 2.47 (3H, с, 6-CH3); 2.66 (3H, с, 2-CH3); 3.49 

(2H, уш. с, NH2); 3.87 (6H, с, OCH3); 3.91 (3H, с, OCH3); 

6.57 (2H, с, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 

21.2; 22.8; 56.4; 60.9; 106.2 (2С); 107.1; 117.1; 128.7; 

135.9 (2C); 139.0; 147.3; 150.2; 154.1 (2С). Найдено, %: 

C 65.23; H 6.09; N 13.36. C17H19N3O3. Вычислено, %: 

C 65.16; H 6.11; N 13.41. 

Синтез 5-азидо-4-арил-2,6-диметилпиридинов 
3, 7 a–h. Раствор 2 ммоль соответствующего амино-

пиридина 2a–h или 6a–h в 10 мл AcOH и 4 мл H2O 

охлаждают до 0°С и по каплям добавляют охлаж-

денный водный раствор 7 мл 48% HBF4 в H2O. Реак-

ционную смесь перемешивают в течение 30 мин, затем 

по каплям добавляют охлажденный раствор 2.3 ммоль 

NaNO2 в 2 мл H2O. Реакционную смесь выдерживают 

при 0°С в течение 45 мин, затем по частям добавляют 

2.3 ммоль NaN3 при этой же температуре. Реакционную 

смесь перемешивают в течение 30 мин, разбавляют 

H2O и нейтрализуют 10% NaOH до pH 7. Выпавшие 

кристаллы отфильтровывают и промывают охлаж-

денной H2O. 

Этил-5-азидо-2,6-диметил-4-фенилникотинат (3a). 
Выход 0.52 г (87%), бесцветные кристаллы, т. пл. 53‒

54°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 2110 (N3), 1722 

(C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 0.89 

(3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 2.53 (3H, с, 6-CH3); 2.57 (3H, с, 

2-CH3); 3.97 (2H, к, J = 7.0, CH2CH3); 7.30–7.32 (2H, м, 

H Ar); 7.41–7.43 (3H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), 

δ, м. д.: 13.5; 21.2; 22.1; 61.3; 115.0; 128.4 (2C); 129.0 

(3C); 130.3; 133.5; 141.3; 150.6; 152.3; 167.2. Найдено, %: 

C 64.88; H 5.46; N 18.95. C16H16N4O2. Вычислено, %: 

C 64.85; H 5.44; N 18.91. 

Этил-5-азидо-2,6-диметил-4-(4-метилфенил)никоти-
нат (3b). Выход 0.51 г (82%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 48‒49°С (MeOH). ИК спектр, ν, см–1: 2114 (N3), 

1724 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

0.94 (3H, т, J = 7.1, CH2CH3); 2.39 (3H, с, CH3); 2.52 (3H, 

с, 6-CH3); 2.56 (3H, с, 2-CH3); 4.00 (2H, к, J = 7.1, 

CH2CH3); 7.19–7.24 (4H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 13.6; 21.2; 21.3; 22.1; 61.3; 128.6; 128.9 

(2C); 129.1 (2C); 130.4; 130.5; 139.0; 141.4; 150.5; 152.2; 

167.4. Найдено, %: C 65.72; H 5.87; N 18.11. C17H18N4O2. 

Вычислено, %: C 65.79; H 5.85; N 18.05. 

Этил-5-азидо-2,6-диметил-4-(4-метоксифенил)-
никотинат (3c). Выход 0.59 г (90%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 73‒74°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 
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2113 (N3), 1715 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 0.99 (3H, т, J = 7.2, CH2CH3); 2.54 (3H, с, 

6-CH3); 2.58 (3H, с, 2-CH3); 3.84 (3H, с, OCH3); 4.04 (2H, 

к, J = 7.2, CH2CH3); 6.94–6.98 (2H, м, H Ar); 7.23–7.27 

(2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 13.7; 

21.0; 21.9; 55.3; 61.4; 113.9 (2C); 115.9; 125.5; 128.9; 

130.3 (2C); 144.7; 150.2; 152.0; 160.3; 167.3. Найдено, %: 

C 62.51; H 5.59; N 17.10. C17H18N4O3. Вычислено, %: 

C 62.57; H 5.56; N 17.17. 

Этил-5-азидо-4-(бифенил-4-ил)-2,6-диметилникоти-
нат (3d). Выход 0.66 г (88%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 111‒112°С (MeOH). ИК спектр, ν, см–1: 2129 (N3), 

1736 (C=O). Спектр ЯМР 1H (ДMСO-d6), δ, м. д. (J, Гц): 

0.83 (3H, т, J = 6.9, CH2CH3); 2.49 (3H, с, 6-CH3); 2.56 

(3H, с, 2-CH3); 3.99 (2H, к, J = 6.9, CH2CH3); 7.37–7.50 

(5H, м, H Ar); 7.72 (2H, д, J = 7.4, H Ar); 7.82 (2H, д, 

J = 7.4, H Ar). Спектр ЯМР 13C (ДMСO-d6), δ, м. д.: 

13.3; 20.0; 20.7; 61.5; 126.6; 126.7 (2C); 128.0 (2C); 

128.6; 129.1 (2C); 129.4 (2C); 131.0; 131.8; 139.0; 141.0; 

142.3; 148.8; 151.4; 165.9. Найдено, %: C 71.02; H 5.38; 

N 15.07. C22H20N4O2. Вычислено, %: C 70.95; H 5.41; 

N 15.04. 

Этил-5-азидо-2,6-диметил-4-(2-метоксифенил)нико-
тинат (3e). Выход 0.59 г (90%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 98‒99°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 2114 (N3), 

1724 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

0.88 (3H, т, J = 6.9, CH2CH3); 2.52 (3H, с, 6-CH3); 2.53 

(3H, с, 2-CH3); 3.78 (3H, с, OCH3); 3.94 (2H, к, J = 6.9, 

CH2CH3); 6.92–6.98 (2H, м, H Ar); 7.09 (1H, д. д, J = 7.4, 

J = 1.8, H Ar); 7.36–7.40 (1H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 13.5; 21.2; 22.4; 55.6; 61.0; 110.4; 120.3; 

122.6; 128.4; 130.3; 130.6; 130.7; 138.5; 150.9; 152.0; 

157.1; 167.2. Найдено, %: C 62.52; H 5.59; N 17.12. 

C17H18N4O3. Вычислено, %: C 62.57; H 5.56; N 17.17. 

Этил-5-азидо-2,6-диметил-4-(4-хлорфенил)никоти-
нат (3f). Выход 0.58 г (88%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 85‒86°С (MeOH). ИК спектр, ν, см–1: 2120 (N3), 

1722 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

0.98 (3H, т, J = 7.1, CH2CH3); 2.56 (3H, с, 6-CH3); 2.61 

(3H, с, 2-CH3); 4.03 (2H, к, J = 7.1, CH2CH3); 7.25–7.27 

(2H, м, H Ar); 7.42–7.44 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 13.6; 20.8; 21.7; 61.7; 128.6; 128.8 (2C); 

130.3 (2C); 130.7; 131.7; 135.5; 140.7; 150.6; 152.3; 166.7. 

Найдено, %: C 58.05; H 4.59; N 16.87. C16H15ClN4O2. 

Вычислено, %: C 58.10; H 4.57; N 16.94. 

Этил-5-азидо-2,6-диметил-4-(4-фторфенил)никоти-
нат (3g). Выход 0.43 г (69%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 55‒56°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 2111 (N3), 

1728 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

0.97 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 2.52 (3H, с, 6-CH3); 2.56 

(3H, с, 2-CH3); 4.01 (2H, к, J = 7.0, CH2CH3); 7.11–7.15 

(2H, м, H Ar); 7.29–7.32 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 13.7; 21.4; 22.3; 61.4; 115.6 (2C, 

д, J = 22.6); 128.4; 129.6 (д, J = 3.5); 130.2; 131.0 (2C, д, 

J = 8.7); 140.0; 150.9; 152.6; 163.1 (д, J = 249.7); 167.3. 

Найдено, %: C 61.08; H 4.79; N 17.78. C16H15FN4O2. 

Вычислено, %: C 61.14; H 4.81; N 17.83. 

Этил-5-азидо-2,6-диметил-4-(3,4-диметоксифенил)-
никотинат (3h). Выход 0.58 г (82%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 111‒112°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

2110 (N3), 1729 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 0.98 (3H, т, J = 7.0, CH2CH3); 2.50 (3H, с, 

6-CH3); 2.54 (3H, с, 2-CH3); 3.85 (3H, с, OCH3); 3.90 

(3H, с, OCH3); 4.02 (2H, к, J = 7.0, CH2CH3); 6.83–6.91 

(3H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 13.8; 

21.4; 22.2; 55.9; 56.0; 61.3; 110.9; 112.3; 121.8; 125.9; 

128.6; 130.4; 140.7; 148.9; 149.7; 150.5; 152.3; 167.6. 

Найдено, %: C 60.70; H 5.70; N 15.79. C18H20N4O4. 

Вычислено, %: C 60.66; H 5.66; N 15.72. 

5-Азидо-2,6-диметил-4-фенилникотинонитрил (7a). 
Выход 0.44 г (89%), бесцветные кристаллы, т. пл. 110‒

111°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 2222 (CN), 2114 

(N3). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д.: 2.60 (3H, с, 

6-CH3); 2.74 (3H, с, 2-CH3); 7.41–7.43 (2H, м, H Ar); 7.53–

7.54 (3H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 

21.9; 23.5; 108.3; 115.8; 129.0 (2C); 129.1 (2C); 130.2; 

130.7; 132.1; 145.7; 155.8; 157.7. Найдено, %: C 67.40; 

H 4.43; N 28.07. C14H11N5. Вычислено, %: C 67.46; 

H 4.45; N 28.10. 

5-Азидо-2,6-диметил-4-(4-метилфенил)никотино-
нитрил (7b). Выход 0.45 г (85%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 110‒111°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

2228 (CN), 2108 (N3). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д.: 

2.43 (3H, с, CH3); 2.59 (3H, с, 6-CH3); 2.73 (3H, с, 

2-CH3); 7.25–7.38 (4H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 21.4; 21.8; 23.5; 108.4; 115.9; 128.9 

(2C); 129.2; 129.7 (2C); 130.9; 140.3; 146.0; 155.7; 157.7. 

Найдено, %: C 68.38; H 4.96; N 26.58. C15H13N5. 

Вычислено, %: C 68.42; H 4.98; N 26.60. 

5-Азидо-2,6-диметил-4-(4-метоксифенил)никотино-
нитрил (7c). Выход 0.48 г (86%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 108‒109°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

2224 (CN), 2106 (N3). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.58 (3H, с, 6-CH3); 2.72 (3H, с, 2-CH3); 3.86 (3H, 

с, OCH3); 7.04 (2H, д, J = 8.4, H Ar); 7.36 (2H, д, J = 8.4, 

H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 21.9; 23.5; 55.3; 

108.4; 114.5 (2C); 116.0; 124.2; 130.5 (2C); 131.0; 145.6; 

155.7; 157.7; 160.9. Найдено, %: C 64.45; H 4.71; N 25.12. 

C15H13N5O. Вычислено, %: C 64.51; H 4.69; N 25.07. 

5-Азидо-4-(бифенил-4-ил)-2,6-диметилникотино-
нитрил (7d). Выход 0.57 г (88%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 147‒148°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

2226 (CN), 2112 (N3). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.62 (3H, с, 6-CH3); 2.76 (3H, с, 2-CH3); 7.36–

7.51 (5H, м, H Ar); 7.65 (2H, д, J = 7.4, H Ar); 7.76 (2H, д, 

J = 8.2, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 21.9; 

23.6; 108.2; 115.9; 127.2 (2C); 127.6 (2C); 128.0; 128.9 

(2C); 129.5 (2C); 130.9; 131.0; 140.0; 143.0; 145.6; 155.9; 

157.9. Найдено, %: C 73.79; H 4.63; N 21.50. C20H15N5. 

Вычислено, %: C 73.83; H 4.65; N 21.52. 

5-Азидо-2,6-диметил-4-(2-метоксифенил)никотино-
нитрил (7e). Выход 0.35 г (63%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 101‒102°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

2223 (CN), 2120 (N3). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.58 (3H, с, 6-CH3); 2.73 (3H, с, 2-CH3); 3.84 (3H, 

с, OCH3); 7.03–7.11 (2H, м, H Ar); 7.20–7.25 (1H, м, 

H Ar); 7.50 (1H, т, J = 7.2, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(CDCl3), δ, м. д.: 21.8; 23.4; 55.7; 109.3; 111.3; 115.9; 
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120.9; 121.0; 130.5; 131.3; 132.0; 143.2; 155.4; 157.0; 

157.2. Найдено, %: C 64.45; H 4.71; N 25.14. C15H13N5O. 

Вычислено, %: C 64.51; H 4.69; N 25.07. 

5-Азидо-2,6-диметил-4-(4-хлорфенил)никотино-
нитрил (7f). Выход 0.47 г (82%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 144‒145°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

2228 (CN), 2113 (N3). Спектр ЯМР 1H (ДMСO-d6), δ, м. д.: 

2.55 (3H, с, 6-CH3); 2.65 (3H, c, 2-CH3); 7.54‒7.56 (2H, 

м, H Ar); 7.64‒7.66 (2Н, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(ДMСO-d6), δ, м. д.: 21.5; 23.0; 107.4; 110.3; 115.6; 128.7 

(2C); 131.0 (2C); 131.1; 134.8; 144.1; 155.5; 157.0. 

Найдено, %: C 59.21; H 3.56; N 24.61. C14H10ClN5. 

Вычислено, %: C 59.27; H 3.55; N 24.68. 

5-Азидо-2,6-диметил-4-(4-фторфенил)никотино-
нитрил (7g). Выход 0.40 г (75%), бесцветные крис-

таллы, т. пл. 137‒138°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

2226 (CN), 2109 (N3). Спектр ЯМР 13C (ДMСO-d6), 

δ, м. д.: 2.55 (3H, с, 6-CH3); 2.65 (3H, с, 2-CH3); 7.39–

7.43 (2H, м, H Ar); 7.57–7.60 (2H, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C 

(ДMСO-d6), δ, м. д. (J, Гц): 21.4; 22.8; 107.5; 115.5; 

115.7 (2C, д, J = 22.5); 128.5 (д, J = 3.5); 130.2; 131.5 

(2C, д, J = 8.7); 144.3; 155.3; 156.8; 162.8 (д, J = 248.0). 

Найдено, %: C 62.98; H 3.75; N 26.12. C14H10FN5. 

Вычислено, %: C 62.92; H 3.77; N 26.20. 

5-Азидо-2,6-диметил-4-(3,4-диметоксифенил)-
никотинонитрил (7h). Выход 0.54 г (87%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 118‒119°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 

2224 (CN), 2118 (N3). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.58 (3H, с, 6-CH3); 2.73 (3H, с, 2-CH3); 3.90 (3H, 

с, OCH3); 3.94 (3H, с, OCH3); 6.91 (1H, с, H Ar); 7.00 

(2H, д, J = 1.2, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 

21.9; 23.5; 56.0; 56.2; 108.4; 111.5; 112.3; 116.0; 122.2; 

124.4; 131.0; 145.6; 149.4; 150.7; 155.7; 157.7. Найдено, %: 

C 62.17; H 4.91; N 22.59. C16H15N5O2. Вычислено, %: 

C 62.13; H 4.89; N 22.64. 

Синтез β-карболинов 4 и 8 a–h' (общая методика). 

Метод I. Смесь 2 ммоль нитропиридина 1a–с и 10 ммоль 

P(OEt)3 нагревают в запаянной ампуле (в атмосфере 

азота) при температуре 165°С в течение 72 ч. После 

завершения реакции смесь упаривают при пониженном 

давлении. К полученному остатку добавляют EtOAc, 

кристаллы отфильтровывают и очищают перекристал-

лизацией из PhMe. 

Метод II. Раствор 2 ммоль 5-азидо-4-арилпиридина 

3a–h или 7a–h в 54 мл м-ксилола кипятят в течение 6 ч. 

По окончании реакции м-ксилол упаривают при пони-

женном давлении. Полученный остаток очищают с 

помощью колоночной хроматографии (элюент CHCl3–

EtOAc–EtOH, 6:3:1) на силикагеле. 

Этил-1,3-диметил-9H-пиридо[3,4-b]индол-4-карб-
оксилат (4а). Выход 0.11 г (21%, метод I), 0.38 г (70%, 

метод II), бесцветные кристаллы, т. пл. 145‒146°С 

(PhMe). ИК спектр, ν, см–1: 3136 (NH), 1710 (C=O). 

Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.48 (3H, т, 

J = 7.1, CH2CH3); 2.75 (3H, с, 3-CH3); 2.76 (3H, с, 1-CH3); 

4.60 (2H, к, J = 7.2, CH2CH3); 7.21 (1H, т, J = 7.2, H-6); 7.43‒

7.50 (2H, м, H-8,7); 8.08 (1H, д, J = 8.0, H-5); 9.03 (1H, 

уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 14.2; 20.1; 

22.2; 61.6; 111.6; 119.1; 120.2; 120.5; 123.6; 126.3; 128.7; 

132.9; 141.1; 142.4; 144.5; 169.1. Найдено, %: C 71.67; 

H 5.97; N 10.40. C16H16N2O2. Вычислено, %: C 71.62; 

H 6.01; N 10.44. 

Этил-1,3,7-триметил-9H-пиридо[3,4-b]индол-4-
карбоксилат (4b). Выход 0.14 г (25%, метод I), 0.50 г 

(88%, метод II), бесцветные кристаллы, т. пл. 167‒168°С 

(петролейный эфир). ИК спектр, ν, см–1: 3349 (NH), 

1729 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 

1.47 (3H, т, J = 7.1, CH2CH3); 2.46 (3H, с, 7-CH3); 2.73 

(3H, с, 3-CH3); 2.74 (3H, с, 1-CH3); 4.59 (2H, к, J = 7.2, 

CH2CH3); 7.01 (1H, д, J = 8.2, H-6); 7.19 (1H, с, H-8); 

7.93 (1H, д, J = 8.2, H-5); 9.18 (1H, уш. с, NH). Спектр 

ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 14.2; 20.0; 22.1; 22.2; 61.6; 

111.5; 118.1; 118.7; 122.0; 123.2; 126.4; 133.0; 139.3; 

141.7; 142.1; 144.4; 169.2. Найдено, %: C 72.39; H 6.47; 

N 9.94. C17H18N2O2. Вычислено, %: C 72.32; H 6.43; 

N 9.92. 

Этил-1,3-диметил-7-метокси-9H-пиридо[3,4-b]индол-
4-карбоксилат (4c). Выход 0.18 г (30%, метод I), 0.47 г 

(79%, метод II), бесцветные кристаллы, т. пл. 120‒121°С 

(PhMe). ИК спектр, ν, см–1: 3137 (NH), 1719 (C=O). 

Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.47 (3H, т, J = 7.1, 

CH2CH3); 2.70 (3H, с, 3-CH3); 2.73 (3H, с, 1-CH3); 3.82 

(3H, с, OCH3); 4.59 (2H, к, J = 7.2, CH2CH3); 7.13–7.17 

(1H, м, H-6); 7.22–7.26 (1H, м, H-8); 7.94‒7.97 (1H, м, 

H-5); 9.01 (1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), 

δ, м. д.: 14.3; 20.1; 22.6; 55.4; 61.5; 94.2; 109.9; 114.3; 

118.1; 124.7; 126.6; 133.0; 141.7; 142.7; 145.1; 160.9; 

169.3. Найдено, %: C 68.49; H 6.10; N 9.36. C17H18N2O3. 

Вычислено, %: C 68.44; H 6.08; N 9.39. 

Этил-1,3-диметил-7-фенил-9H-пиридо[3,4-b]индол- 
4-карбоксилат (4d). Выход 0.50 г (73%, метод II), бес-

цветные кристаллы, т. пл. 222‒223°С (EtOH). ИК спектр, 

ν, см–1: 3418 (NH), 1722 (C=O). Спектр ЯМР 1H 

(ДMСO-d6), δ, м. д. (J, Гц): 1.41 (3H, т, J = 7.1, CH2CH3); 

2.72 (3H, с, 3-CH3); 2.95 (3H, с, 1-CH3); 4.61 (2H, к, J = 7.0, 

CH2CH3); 7.44 (1H, т, J = 7.5, H Ar); 7.53 (2H, т, J = 7.5, 

H Ar); 7.66 (1H, д. д, J = 8.7, J = 1.6, H-6); 7.77–7.79 (2H, 

м, H Ar); 7.88 (1H, c, H-8); 8.13 (1H, д, J = 8.7, H-5); 12.82 

(1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C (ДMСO-d6), δ, м. д.: 14.1; 

17.0; 18.4; 62.7; 110.2; 117.6; 119.9; 120.9; 124.6; 127.4 

(2C); 127.7; 128.5; 129.4 (2C); 133.4; 139.2; 139.7; 140.8; 

143.4; 144.2; 165.8. Найдено, %: C 76.79; H 5.89; N 8.15. 

C22H20N2O2. Вычислено, %: C 76.72; H 5.85; N 8.13. 

Этил-1,3-диметил-5-метокси-9H-пиридо[3,4-b]индол-
4-карбоксилат (4e). Выход 0.36 г (60%, метод II), бес-

цветные кристаллы, т. пл. 103‒104 °С (PhMe). ИК спектр, 

ν, см–1: 3146 (NH), 1717 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 1.41 (3H, т, J = 6.8, CH2CH3); 2.65 (3H, с, 

3-CH3); 2.66 (3H, с, 1-CH3); 3.94 (3H, с, OCH3); 4.48–4.54 

(2H, м, CH2CH3); 6.57 (1H, д, J = 7.8, H-6); 6.97 (1H, д, 

J = 7.8, H-8); 7.36 (1H, т, J = 7.8, H-7); 9.28 (1H, уш. с, 

NH). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 14.2; 19.9; 21.6; 

55.5; 61.0; 100.7; 104.2; 110.6; 120.8; 124.0; 129.7; 132.2; 

141.0; 142.4; 142.8; 156.5; 170.0. Найдено, %: C 68.37; 

H 6.06; N 9.35. C17H18N2O3. Вычислено, %: C 68.44; 

H 6.08; N 9.39. 

Этил-1,3-диметил-7-хлор-9H-пиридо[3,4-b]индол-
4-карбоксилат (4f). Выход 0.44 г (72%, метод II), бес-
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цветные кристаллы, т. пл. 186‒187°С (PhMe). ИК спектр, 

ν, см–1: 3156 (NH), 1724 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 1.48 (3H, т, J = 7.1, CH2CH3); 2.77 (3H, с, 

3-CH3); 2.83 (3H, с, 1-CH3); 4.59 (2H, к, J = 7.2, CH2CH3); 

7.15 (1H, д. д, J = 8.8, J = 1.4, H-6); 7.46 (1H, с, H-8); 

7.99 (1H, д, J = 8.8, H-5); 9.49 (1H, уш. с, NH). Спектр 

ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 14.2; 19.8; 22.0; 61.8; 111.7; 

118.9; 119.0; 121.2; 124.8; 126.3; 133.2; 134.9; 141.8; 142.3; 

144.8; 168.5. Найдено, %: C 63.53; H 5.00; N 9.23. 

C16H15ClN2O2. Вычислено, %: C 63.48; H 4.99; N 9.25. 

Этил-1,3-диметил-7-фтор-9H-пиридо[3,4-b]индол-
4-карбоксилат (4g). Выход 0.51 г (89%, метод II), бес-

цветные кристаллы, т. пл. 146‒147°С (PhMe). ИК спектр, 

ν, см–1: 3145 (NH), 1714 (C=O). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 1.48 (3H, т, J = 7.1, CH2CH3); 2.71 (3H, с, 

3-CH3); 2.73 (3H, с, 1-CH3); 4.59 (2H, к, J = 7.2, 

CH2CH3); 6.93 (1H, т. д, J = 9.1, J = 2.2, H-6); 7.04 (1H, 

д. д, J = 9.2, J = 2.3, H-8); 8.05 (1H, д. д, J = 8.8, J = 5.5, 

H-5); 9.01 (1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), 

δ, м. д. (J, Гц): 14.3; 20.2; 22.6; 61.6; 97.8 (д, J = 26.9); 

109.0 (д, J = 24.3); 118.0 (д, J = 144.8); 125.3 (д, 

J = 10.4); 126.1; 133.4 (д, J = 1.7); 141.7; 141.8; 142.4; 

145.5; 163.4 (д, J = 246.2); 169.1. Найдено, %: C 67.18; 

H 5.31; N 9.73. C16H15FN2O2. Вычислено, %: C 67.12; 

H 5.28; N 9.78. 

Этил-1,3-диметил-6,7-диметокси-9H-пиридо[3,4-b]-
индол-4-карбоксилат (4h). Выход 0.41 г (63%, метод II), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 128‒129°С (PhMe). 

ИК спектр, ν, см–1: 3158 (NH), 1725 (C=O). Спектр ЯМР 1H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.48 (3H, т, J = 7.1, CH2CH3); 

2.71 (3H, с, 3-CH3); 2.73 (3H, с, 1-CH3); 3.89 (3H, с, 

7-OCH3); 3.93 (3H, с, 6-OCH3); 4.56 (2H, к, J = 6.9, 

CH2CH3); 6.85 (1H, с, H-8); 7.56 (1H, с, H-5); 8.63 (1H, 

уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 14.3; 20.1; 

22.7; 56.0; 56.4; 61.4; 94.0; 105.5; 112.8; 117.9; 126.7; 

133.0; 136.7; 141.9; 144.9; 145.0; 152.0; 169.3. Найдено, %: 

C 65.91; H 6.16; N 8.50. C18H20N2O4. Вычислено, %: 

C 65.84; H 6.14; N 8.53. 

Этил-1,3-диметил-7,8-диметокси-9H-пиридо[3,4-b]-
индол-4-карбоксилат (4h'). Выход 0.20 г (31%, метод II), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 174‒175°С (PhMe). 

ИК спектр, ν, см–1: 3144 (NH), 1725 (C=O). Спектр ЯМР 1H 

(CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.44 (3H, т, J = 7.1, CH2CH3); 

2.70 (3H, с, 3-CH3); 2.74 (3H, с, 1-CH3); 3.94 (3H, с, 

8-OCH3); 3.97 (3H, с, 7-OCH3); 4.55 (2H, к, J = 7.2, 

CH2CH3); 6.87 (1H, д, J = 9.0, H-6); 7.77 (1H, д, J = 9.0, 

H-5); 9.16 (1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), 

δ, м. д.: 14.2; 20.0; 22.4; 56.5; 60.8; 61.4; 107.0; 116.3; 

118.3; 119.3; 126.9; 133.3; 133.4; 136.2; 142.3; 145.0; 

151.7; 169.0. Найдено, %: C 65.90; H 6.16; N 8.50. 

C18H20N2O4. Вычислено, %: C 65.84; H 6.14; N 8.53. 

1,3-Диметил-9H-пиридо[3,4-b]индол-4-карбонит-
рил (8a). Выход 0.34 г (77%, метод II), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 241‒242°С (PhMe). ИК спектр, ν, см–1: 

3285 (NH), 2227 (CN). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.68 (3H, с, 3-CH3); 2.75 (3H, с, 1-CH3); 7.28–

7.33 (1H, м, H-7); 7.59–7.62 (2H, м, H-6,8); 8.25 (1H, д, 

J = 8.0, H-5); 11.98 (1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C 

(ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.8; 22.4; 95.7; 112.7; 117.7; 118.8; 

120.3; 121.3; 126.7; 129.5; 132.1; 141.2; 146.2; 150.2. 

Найдено, %: C 76.05; H 4.97; N 18.91. C14H11N3. 

Вычислено, %: C 76.00; H 5.01; N 18.99. 

1,3,7-Триметил-9H-пиридо[3,4-b]индол-4-карбо-
нитрил (8b). Выход 0.38 г (80%, метод II), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 250‒251°С (PhMe). ИК спектр, ν, см–1: 

3298 (NH), 2228 (CN). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.49 (3H, с, 7-CH3); 2.66 (3H, с, 3-CH3); 2.73 (3H, 

с, 1-CH3); 6.90 (1H, д, J = 8.4, H-6); 6.99 (1H, с, H-8); 

8.09 (1H, д, J = 8.4, H-5); 11.75 (1H, уш. с, NH). Спектр 

ЯМР 13C (ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.7; 21.9; 22.3; 95.1; 

112.0; 116.5; 117.6; 120.8; 121.8; 126.8; 132.0; 139.4; 

141.7; 145.5; 149.8. Найдено, %: C 76.62; H 5.61; N 17.81. 

C15H13N3. Вычислено, %: C 76.57; H 5.57; N 17.86. 

1,3-Диметил-7-метокси-9H-пиридо[3,4-b]индол-
4-карбонитрил (8c). Выход 0.37 г (73%, метод II), бес-

цветные кристаллы, т. пл. 263‒264°С (PhMe). ИК спектр, 

ν, см–1: 3302 (NH), 2226 (CN). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), 

δ, м. д. (J, Гц): 2.67 (3H, с, 3-CH3); 2.73 (3H, с, 1-CH3); 

3.88 (3H, с, OCH3); 6.90 (1H, д, J = 8.4, H-6); 6.99 (1H, с, 

H-8); 8.09 (1H, д, J = 8.4, H-5); 11.80 (1H, уш. с, NH). 

Спектр ЯМР 13C (ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.5; 22.3; 55.4; 

94.6; 110.5; 112.5; 117.7; 122.1; 122.8; 127.3; 132.1; 

143.1; 144.8; 149.9; 161.1. Найдено, %: C 71.63; H 5.24; 

N 16.76. C15H13N3O. Вычислено, %: C 71.70; H 5.21; 

N 16.72. 

1,3-Диметил-7-фенил-9H-пиридо[3,4-b]индол-
4-карбонитрил (8d). Выход 0.51 г (86%, метод II), бес-

цветные кристаллы, т. пл. 292‒293°С (PhMe). ИК спектр, 

ν, см–1: 3281 (NH), 2232 (CN). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), 

δ, м. д. (J, Гц): 2.71 (3H, с, 3-CH3); 2.79 (3H, с, 1-CH3); 

7.42 (1H, т, J = 7.3, H Ar); 7.52 (2H, т, J = 7.5, H Ar); 

7.60 (1H, д. д, J = 8.4, J = 1.5, H-6); 7.74–7.78 (3H, м, 

H Ar, H-8); 8.31 (1H, д, J = 8.4, H-5); 12.13 (1H, уш. с, 

NH). Спектр ЯМР 13C (ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.8; 22.4; 

95.4; 110.1; 117.6; 118.0; 119.6; 121.6; 126.5; 127.2 (2C); 

127.8; 129.0 (2C); 132.6; 140.3; 141.5; 141.8; 146.0; 

150.1. Найдено, %: C 80.70; H 5.06; N 14.07. C20H15N3. 

Вычислено, %: C 80.78; H 5.08; N 14.13. 

1,3-Диметил-5-метокси-9H-пиридо[3,4-b]индол-
4-карбонитрил (8e). Выход 0.30 г (60%, метод II), бес-

цветные кристаллы, т. пл. 275‒276°С (EtOH). ИК спектр, 

ν, см–1: 3282 (NH), 2223 (CN). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), 

δ, м. д. (J, Гц): 2.72 (3Н, с, 3-CH3); 2.74 (3H, с, 1-CH3); 

3.94 (3H, c, OCH3); 6.70 (1Н, д, J = 8.0, H-6); 7.13 (1Н, д, 

J = 8.0, H-8); 7.50 (1Н, т, J = 8.0, H-7); 11.90 (1Н, уш. с, 

NH). Спектр ЯМР 13C (ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.6; 23.3; 

54.2; 97.4; 100.4; 104.5; 109.2; 118.3; 125.6; 130.7; 131.7; 

142.5; 145.1; 151.4; 156.3. Найдено, %: C 71.64; H 5.23; N 16.76. 

C15H13N3O. Вычислено, %: C 71.70; H 5.21; N 16.72. 

1,3-Диметил-7-хлор-9H-пиридо[3,4-b]индол-4-карбо-
нитрил (8f). Выход 0.36 г (70%, метод II), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 268‒269°С (PhMe). ИК спектр, ν, см–1: 

3280 (NH), 2225 (CN). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), 

δ, м. д. (J, Гц): 2.68 (3H, с, 3-CH3); 2.74 (3H, с, 1-CH3); 

7.28 (1H, д, J = 6.5, H-6); 7.56 (1H, с, H-8); 8.14 (1H, д, 

J = 7.6, H-5); 12.00 (1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C 

(ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.6; 22.2; 95.3; 111.9; 117.1; 117.4; 

120.4; 122.4; 126.0; 132.2; 133.6; 141.4; 146.2; 150.3. 
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Найдено, %: C 65.83; H 3.97; N 16.48. C14H10ClN3. 

Вычислено, %: C 65.76; H 3.94; N 16.43. 

1,3-Диметил-7-фтор-9H-пиридо[3,4-b]индол-4-карбо-
нитрил (8g). Выход 0.36 г (75%, метод II), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 285‒286°С (MeOH). ИК спектр, ν, см–1: 

3297 (NH), 2221 (CN). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), δ, м. д. 

(J, Гц): 2.72 (3H, c, 3-CH3); 2.77 (3H, с, 1-CH3); 7.08‒

7.12 (1H, м, H-6); 7.33 (1Н, с, H-8); 8.32 (1Н, д. д, J = 8.3, 

J = 5.6, H-5); 11.86 (1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C 

(ДMСO-d6), δ, м. д. (J, Гц): 20.3; 20.0; 95.1; 98.2 (д, 

J = 26.0); 108.6 (д, J = 25.1); 115.5; 117.0; 122.7 (д, J = 11.3); 

126.4; 132.5; 141.8 (д, J = 13.9); 145.5; 150.2; 162.8 (д, 

J = 244.5). Найдено, %: C 70.35; H 4.24; N 17.51. 

C14H10FN3. Вычислено, %: C 70.28; H 4.21; N 17.56. 

1,3-Диметил-6,7-диметокси-9H-пиридо[3,4-b]индол-
4-карбонитрил (8h). Выход 0.12 г (21%, метод II), бес-

цветные кристаллы, т. пл. 275‒276°С (i-PrOH). ИК спектр, 

ν, см–1: 3308 (NH), 2219 (CN). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), 

δ, м. д. (J, Гц): 2.68 (3H, с, 3-CH3); 2.72 (3H, с, 1-CH3); 

3.84 (3H, с, 7-OCH3); 3.92 (3H, с, 6-OCH3); 7.03 (1H, с, H-8); 

7.64 (1H, с, H-5); 11.53 (1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C 

(ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.2; 22.1; 55.6; 55.9; 94.1; 94.7; 

102.5; 110.6; 117.6; 126.9; 131.7; 137.1; 144.5; 144.7; 149.4; 

152.4. Найдено, %: C 68.38; H 5.34; N 14.88. C16H15N3O2. 

Вычислено, %: C 68.31; H 5.37; N 14.94. 

1,3-Диметил-7,8-диметокси-9H-пиридо[3,4-b]индол-
4-карбонитрил (8h'). Выход 0.40 г (71%, метод II), 

бесцветные кристаллы, т. пл. 230‒231°С (i-PrOH). 

ИК спектр, ν, см–1: 3294 (NH), 2224 (CN). Спектр ЯМР 1Н 

(ДMСO-d6), δ, м. д. (J, Гц): 2.70 (3H, с, 3-CH3); 2.81 (3H, 

с, 1-CH3); 3.94 (3H, с, 8-OCH3); 3.95 (3H, с, 7-OCH3); 

7.15 (1H, д, J = 8.8, H-6); 8.00 (1H, д, J = 8.8, H-5); 11.70 

(1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C (ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.8; 

22.2; 56.6; 60.5; 94.9; 108.3; 114.8; 116.7; 117.5; 127.8; 

132.7; 133.9; 136.3; 145.6; 150.0; 152.4. Найдено, %: 

C 68.38; H 5.35; N 14.89. C16H15N3O2. Вычислено, %: 

C 68.31; H 5.37; N 14.94. 

Синтез 4-арил-2,6-диметил-5-нитроникотиновых 
кислот 9a,b (общая методика). К раствору 4 ммоль 

пиридина 1а,b в 10 мл EtOH при перемешивании добав-

ляют раствор 20 ммоль NaOH в 2 мл H2O. Реакционную 

смесь кипятят в течение 2 ч, затем охлаждают, добавляют 

H2O и подкисляют HCl до pH 3. Выпавший осадок 

отфильтровывают и перекристаллизовывают из EtOH. 

2,6-Диметил-5-нитро-4-фенилникотиновая кисло-
та (9a). Выход 0.89 г (82%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 217‒218°С (EtOH). ИК спектр, ν, см–1: 1729 (C=O), 

1542, 1373 (NO2). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), δ, м. д.: 

2.51 (3H, с, 2-CH3); 2.57 (3H, c, 6-CH3); 7.24‒7.26 (2Н, 

м, H Ar); 7.45‒7.46 (3Н, м, H Ar). Спектр ЯМР 13С 

(ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.2; 22.6; 127.8 (2С); 128.6 (2С); 

129.1; 129.5; 131.9; 139.0; 144.9; 148.7; 155.5; 167.2. 

Найдено, %: C 61.80; H 4.46; N 10.27. C14H12N2O4. 

Вычислено, %: C 61.76; H 4.44; N 10.29. 

2,6-Диметил-4-(4-метоксифенил)-5-нитроникоти-
новая кислота (9b). Выход 1.04 г (86%), бесцветные 

кристаллы, т. пл. 254‒255°С (EtOH). ИК спектр, ν, см–1: 

1725 (C=O), 1537, 1365 (NO2). Спектр ЯМР 1Н (ДMСO-d6), 

δ, м. д.: 2.49 (3H, с, 2-CH3); 2.55 (3H, c, 6-CH3); 3.78 

(3Н, с, OCH3); 7.00‒7.03 (2Н, м, H Ar); 7.17‒7.20 (2Н, м, 

H Ar). Спектр ЯМР 13С (ДMСO-d6), δ, м. д.: 20.1; 22.6; 

55.2; 114.2 (2С); 123.8; 129.3 (2С); 129.5; 138.7; 145.2; 

148.5; 155.3; 160.1; 167.4. Найдено, %: C 59.54; H 4.65; 

N 9.25. C15H14N2O5. Вычислено, %: C 59.60; H 4.67; N 9.27. 

Синтез 2,6-диметил-3-нитро-4-фенилпиридинов 
10а,b (общая методика). При температуре 260°С 5 ммоль 

производного 5-нитроникотиновой кислоты 9а,b нагре-

вают до прекращения выделения пузырьков CO2. Затем 

охлаждают до комнатной температуры и очищают 

колоночной хроматографией на силикагеле, элюент 

PhMe. Перекристаллизовывают из н-гептана. 

2,6-Диметил-3-нитро-4-фенилпиридин (10a). Выход 

0.59 г (52%), бесцветные кристаллы, т. пл. 40‒41°С 

(н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 1522, 1362 (NO2). Спектр 

ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д.: 2.58 (3H, с, 2-CH3); 2.60 (3H, 

c, 6-CH3); 7.07 (1Н, с, H-5); 7.32‒7.35 (2Н, м, H Ar); 7.41‒

7.44 (3Н, м, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 

20.6; 24.4; 122.3; 127.5 (2С); 129.0 (2С); 129.5; 134.5; 142.4; 

145.1; 149.7; 159.8. Найдено, %: C 68.47; H 5.33; N 12.30. 

C13H12N2O2. Вычислено, %: C 68.41; H 5.30; N 12.27. 

2,6-Диметил-4-(4-метоксифенил)-3-нитропири-
дин (10b). Выход 1.04 г (81%), бесцветные кристаллы, 

т. пл. 76‒77°С (н-гептан). ИК спектр, ν, см–1: 1527, 1365 

(NO2). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 2.56 (3H, 

с, 2-CH3); 2.59 (3H, c, 6-CH3); 3.82 (3Н, с, OCH3); 6.94 

(2Н, д, J = 8.0, H Ar); 7.05 (1Н, с, H-5); 7.28 (2Н, д, 

J = 8.0, H Ar). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 20.6; 

24.4; 55.3; 114.6 (2С); 122.2; 126.6 (2С); 128.9; 142.0; 145.2; 

149.6; 159.6; 160.7. Найдено, %: C 65.13; H 5.50; N 10.88. 

C14H14N2O3. Вычислено, %: C 65.11; H 5.46; N 10.85. 

Cинтез пиридо[3,4-с]циннолинов 14a,b (общая 

методика). Раствор 2 ммоль аминопиридина 2i или 6i в 

10 мл AcOH и 4 мл H2O охлаждают до 0°С и по каплям 

добавляют 7 мл охлажденного водного раствора 48% 

HBF4. Реакционную смесь перемешивают в течение 

30 мин, затем по каплям добавляют охлажденный 

раствор 2.3 ммоль NaNO2 в 2 мл H2O и перемешивают 

в течение 30 мин. Реакционную смесь разбавляют H2O 

и нейтрализуют 10% NaOH до pH 7. Выпавшие 

кристаллы отфильтровывают и промывают охлажден-

ной H2O. 

Этил-2,4-диметил-7,8,9-триметоксипиридо[3,4-с]-
циннолин-1-карбоксилат (14a). Выход 0.62 г (84%), 

светло-желтые кристаллы, т. пл. 83‒84°С (i-PrOH). 

ИК спектр, ν, см–1: 1719 (C=O), 1537 (N=N). Спектр 

ЯМР 1H (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.43 (3H, т, J = 7.1, 

CH2CH3); 2.74 (3H, с, 2-CH3); 3.36 (3H, с, 4-CH3); 4.01 

(3H, с, 8-OCH3); 4.11 (3H, с, 9-OCH3); 4.33 (3H, c, 

7-OCH3); 4.56 (2H, к, J = 7.1, CH2CH3); 7.39 (1H, с, 

Н-10). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), δ, м. д.: 14.1; 21.4; 22.8; 

56.2; 61.6; 62.3; 63.7; 98.6; 115.7; 120.2; 122.2; 136.9; 

139.3; 144.9; 150.4; 153.3; 157.1; 164.0; 170.2. Найдено, %: 

C 61.39; H 5.74; N 11.34. C19H21N3O5. Вычислено, %: 

C 61.45; H  5.70; N 11.31. 

2,4-Диметил-7,8,9-триметоксипиридо[3,4-с]цинно-
лин-1-карбонитрил (14b). Выход 0.42 г (64%), светло-

желтые кристаллы, т. пл. 184‒185°С (i-PrOH). ИК спектр, 

ν, см–1: 2214 (CN), 1533 (N=N). Спектр ЯМР 1H (CDCl3), 
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δ, м. д.: 2.99 (3H, с, 2-CH3); 3.36 (3H, с, 4-CH3); 4.12 

(3H, с, 8-OCH3); 4.15 (3H, с, 9-OCH3); 4.33 (3H, с, 

7-OCH3); 8.73 (1H, с, Н-10). Спектр ЯМР 13C (CDCl3), 

δ, м. д.: 22.1; 24.8; 56.8; 61.6; 63.7; 98.1; 98.2; 115.3; 

118.8; 124.9; 136.2; 139.3; 145.6; 150.1; 157.8; 163.6; 

167.5. Найдено, %: C 63.01; H 5.00; N 17.31. 

C17H16N4O3. Вычислено, %: C 62.95; H 4.97; N 17.27. 

Исследование гипогликемической активности 
соединений 4c,g и 8e,h. Соединения 4c,g и 8e,h вводят 

орально в дозе 10 мг/кг мышам линии CD-1 (по 5 

животных в группе) за 30 мин до пероральной нагрузки 

глюкозой (2.5 г/кг). Животные получены из вивария 

ФИЦ Института цитологии и генетики СО РАН, где их 

содержат в стандартных условиях вивария при свобод-

ном доступе к воде и корму. Все исследовательские 

работы с лабораторными животными выполнены в соот-

ветствии с общепринятыми этическими нормами обра-

щения с животными, которые отвечают "Европейской 

конвенции о защите позвоночных животных, исполь-

зуемых для экспериментов или в иных научных целях".20 

Глюкозу в крови измеряют на разрезе хвоста с 

помощью глюкометра OneTouch Select (LifeScan Inc., 

США) перед введением исследуемых соединений (0 мин) 

через 30, 60, 90 и 120 мин после введения глюкозы. В 

качестве положительного контроля используют вилда-

глиптин – ингибитор дипептидилпептидазы-4. Статисти-

ческий анализ проведен с использованием U-критерия 

Манна–Уитни.8,9,20 
 

Файл сопроводительных материалов, содержащий 

спектры поглощения и флуоресценции соединений 

4, 8 а–h', физико-химические характеристики исход-

ных соединений, а также спектры ЯМР синтези-

рованных соединений, доступен на сайте журнала 

http://hgs.osi.lv. 

 

Исследование выполнено при финансовой поддержке 

РФФИ в рамках научного проекта № 19-33-90229.  
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