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ской активности,1,2 сообщается также о пестицидных 

свойствах.3 В то же время в упомянутых обзорах синтез 

пиразоло[3,4-b]пиридинов с привлечением микровол-

нового излучения представлен лишь единичными 

публикациями. Реакции при микроволновом облу-

чении, в сравнении с традиционными, характеризуются 

более мягкими условиями, высокой скоростью, чисто-

той получаемых продуктов, поэтому приобретают все 

большую популярность. 

Введение 

Пиразоло[3,4-b]пиридины многие десятилетия являются 

объектом повышенного внимания исследователей, что 

вызвано их огромным биологическим потенциалом в 

совокупности с широкими синтетическими возмож-

ностями. Им посвящены многочисленные обзоры,1 

анализирующие различные стратегии построения 

гетероциклической системы и новые подходы к 

методам синтеза. Большим преимуществом пиразоло-

пиридинов является широкий спектр фармакологиче-

В микрообзоре обобщены литературные данные по синтезу производных пиразоло[3,4-b]пиридинов в 

условиях микроволновой активации, опубликованные с 2015 г., в том числе многокомпонентные 

реакции и синтез пиразоло[3,4-b]пиридинов, являющихся фрагментом полициклических структур. 

Двухкомпонентный синтез пиразоло[3,4-b]пиридинов 

Замещенные 5-аминопиразолы являются классиче-

скими синтонами в построении пиразолопиридиновой 

системы. Синтезы с их использованием широко пред-

ставлены как в традиционных, так и в микроволновых 

реакциях получения пиразоло[3,4-b]пиридинов. 5-Амино-

пиразолы 1 в условиях микроволнового облучения 

взаимодействуют с диэтилэтоксиметилиденмалонатом 

2 с образованием производных 3, которые при нагре-

вании с POCl3 с высокими выходами конденсируются в 

пиразолопиридины 4.4 

В реакции 5-аминопиразолов 1 с 3-формилхромонами 5 

без растворителя с использованием многоразового 

зеленого катализатора (KHSO4) при микроволновом 

облучении получена серия пиразоло[3,4-b]пиридинов 6.5  
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Двухкомпонентный синтез пиразоло[3,4-b]пиридинов (окончание) 

Разработан региоселективный синтез полизамещенных 

пиразоло[3,4-b]пиридинов 8 с помощью микровол-

новой реакции между 5-аминопиразолами 1 и 3-(3-оксо-

2-бензофуран-1(3Н)-илиден)пентан-2,4-дионом (7) в 

качестве 1,3-биэлектрофильного реагента.6 

С помощью микроволновой аза-реакции Дильса–

Альдера между пиразолилформимидамидами 9 и β-нитро-

стиролами 10 в PhMe был получен ряд пиразоло[3,4-b]-

пиридинов 11.7 

Было установлено,8 что в реакции пиридонов 12 с 

фенилгидразином при микроволновом облучении, 

независимо от характера и положения заместителей, 

при температуре ниже 140 °С образуются продукты 

Широк с сотр. использовали 3-(трифторметил)-1Н-

пиразоло[3,4-b]пиридин (15) в качестве строительного 

блока для синтеза 3-замещенных 1H-пиразоло[3,4-b]-

пиридинов 16.9 Трифторметильное производное 15 в 

условиях микроволновой активации может вступать в 

реакцию в водном растворе NaOH и с другими 

нуклеофилами (морфолином, 1,2-диаминобензолом, 

2-аминопиридин-3-олом, N,N-диметилкарботиоамидом, 

N-метил-N-фенилкарботиоамидом). 

замещения 13, в то время как при 140 °С – исклю-

чительно продукты 14. 

Многокомпонентный синтез пиразоло[3,4-b]пиридинов 

Многокомпонентные реакции возникли как эффектив-

ные методы сборки сложных циклических структур. 

Конденсацию 5-аминопиразола 17, кетонитрила 18 и 

альдегидов 19 для получения пиразоло[3,4-b]-

пиридинов 20 успешно осуществили в среде хлорида 

холина (ChCl)/глицерина в микроволновой печи.10 В 

качестве катализатора использовали наночастицы 

сульфокислоты, закрепленной оксидом графена (G). 

Микроволновой домино-реакцией 5-аминопиразола 1, 

альдегидов 19 и производного кумарина 21 в глицерине 

с использованием в качестве катализатора ниобиевой 

кислоты, модифированной фосфорной кислотой, 

синтезированы продукты 22.11 Неожиданно такие же 

продукты получены конденсацией кумарина 21 с 

5-аминопиразолом 1 в EtOH при 120 °C, где EtOH 

участвовал в качестве реагента.12 

Поло и сотр. изучили трехкомпонентную реакцию 

5-амино-3-метил-1-фенил-1Н-пиразола (1), формальде-

гида (в виде параформальдегида) и β-дикетонов 23 при 

микроволновом облучении в водной среде в присут-

ствии катализатора InCl3, что позволило получить 

серию продуктов 24 с высокими выходами (67–95%).13 
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Синтез пиразоло[3,4-b]пиридинов, включенных в состав полициклических молекул 

В многокомпонентных реакциях успешно исполь-

зуются циклические кетоны 25. Эффективный микро-

волновый синтез производных пиразоло[3,4-b]пири-

динов 26, содержащих в молекуле фрагмент фармако-

фора хинолина описан колумбийскими исследователями.14  

Аналогичные продукты получены конденсацией 

изатина 27, 5-аминопиразола 1 и СН-активных соеди-

нений в зеленом растворителе, состоящем из ChCl и 

молочной кислоты.15 Доступные изатины 27 исполь-

зовались также в домино-стратегии построения спиро-

[индолин-3,4'-пиразоло[3,4-b]пиридинов] 28.16 

Высокоселективный способ микроволнового синтеза 

продуктов 29, катализируемый кремнеземной серной 

кислотой (SSA), разработали Ванг и сотр.17 
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№ 075-00376-19-00 Министерства науки и высшего 
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Реакцией оксима пинокарвона 30 с 5-аминопиразолом 

1 без растворителя в присутствии катализатора FeCl3 

осуществлен синтез хиральных 1Н-пиразоло[3,4-b]-

пиридинов 31 с умеренными выходами.18 

Иранскими и колумбийскими исследователями19 разра-

ботаны подходы к синтезу новых производных трицик-

лической системы 32. Так, использование нанокатали-

затора Fe3O4·SiO2–SO3H в реакции этилацетоцетата, 

альдегида, гидразингидрата и AcONH4 в условиях 

микроволнового облучения позволяет получить широ-

кий круг целевых продуктов.19а  


