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гидразонов в синтезе индолов хорошо известно4 и 

изучается до настоящего времени.5,6 В этой связи в 

данном микрообзоре представлены сведения о форми-

ровании других типов N-содержащих гетероциклов на 

их основе. 

Введение 

Гидразоны α-дикарбонильных соединений с практиче-

ской точки зрения представляют интерес в качестве 

лекарственных препаратов.1,2 В то же время они 

являются удобными субстратами при синтезе гетеро-

циклических структур.3 Классическое применение 

В микрообзоре проанализированы и обобщены методы синтеза азотсодержащих 

гетероциклических структур на основе гидразонов α-дикарбонильных соединений за 

последние 20 лет. 

Гидразоны алкилпируватов 1 широко используются 

для синтеза пиразолов, содержащих альдегидную 

группу. Так, в условиях реакции Вильсмайера–Хаака из 

гидразонов алкилпируватов 1 получены алкил-1-арил-

4-формил-1Н-пиразол-3-карбоксилаты 2.7–11 

Синтез пиразолов 

Этил-4-ацетил-5-метил-1-(4-метилфенил)-1H-пиразол-

3-карбоксилат (4) с выходом 93% получен в результате 

взаимодействия этил-[2-(4-метилфенил)гидразинилиден]-

2-хлорэтаноата (1) с пентан-2,4-дионом (3) в присут-

ствии NaOEt.12  
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Синтез пиразолов (окончание) 

Замещенные этил-1-(4-хлорфенил)-1H-пиразолкарбоксилаты 

6 синтезированы конденсацией гидразоноилгалогени-

дов 1 с этил-3-(N,N-диметиламино)акрилатом (5) в при-

сутствии Et3N.13,14 

Взаимодействие гидразоноилгалогенидов 1 c рядом 

диполярофилов 7 в водном растворе основания в при-

сутствии хлорида тетрагексиламмония привело к обра-

зованию разделяемых смесей 3-алкоксикарбонил-

1-арил-5-замещенных 4,5-дигидропиразолов 8, 1,2,4,5-

тетразинов 9, метил-1-арил-1H-пиразол-3-карбоксила-

тов 10 в разных соотношениях.15–17 В случае реакции 

гидразонов 1 с этилакрилатом или акрилонитрилом 7 

показана возможность образования только дигидро-

пиразолов 8,15,17 а в реакции с 2,3-дигидропираном – 

только тетразинов 9.16 

Синтез индазолов 
Этил-6-метил-1-[(4-метилфенил)сульфонил]-4-метокси-

1H-индазол-3-карбоксилат (11) получен с выходами 45–

50% в результате внутримолекулярной циклизации 

этил-(2-бром-4-метил-6-метоксифенил){2-[(4-метилфенил)-

сульфoнил]гидразинилиден}этаноата (1) при использо-

вании в качестве основания LiHMDS или K3PO4.
18 

Синтез пиридазинов 

Замещенные индазол-3-карбоновые кислоты 12 синте-

зированы из гидразонов замещенных эфиров арил-

глиоксиловых кислот 1 в растворе ДМСО в присут-

ствии CuI, Cs2CO3 и L-пролина внутримолекулярной 

циклизацией и гидролизом сложноэфирной группы.19 

3-Оксо-3-фенил-2-(2-фенилгидразоно)пропаналь (1) в 

реакции с метилвинилкетоном (13) в условиях микро-

волнового облучения в присутствии DABCO образует 

1-(6-бензоил-5-гидрокси-2-фенил-2,3,4,5-тетрагидро-

пиридазин-4-ил)этанон (14) с выходом 78%. Повыше-

ние температуры реакции и времени выдержки приво-

дит к элиминированию H2O и образованию 1-(6-бензоил-

2-фенил-2,3-дигидропиридазин-4-ил)этанона (15) с 

выходом 93%.20 

Реакция 3-оксо-3-фенил-2-(2-фенилгидразоно)пропаналя 

(1) c 1-фенил-1H-пиррол-2,5-дионом (16) в условиях 

микроволнового облучения в растворе дифенилового 

эфира в присутствии DABCO приводит к образованию 

3-бензоил-1,6-дифенил-1H-пирроло[3,4-c]пиридазин-

5,7(2H,6H)-диона (17) с выходом 73%.20 
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Синтез пиридазинов (окончание) 

Взаимодействие 1-фенил-2-гидразоноэтан-1-онов 1 с 

бензилиденмалононитрилом или этил-2-циано-3-фенил-

акрилатом 18 приводит к образованию 2,5-дигидро-

пиридазинов 19 с выходами 76–86% в результате 

реакции нуклеофильного присоединения, гетероцик-

лизации и изомеризации (имин–енамин).20 

Синтез триазолотриазинов 

Нагревание 3-замещенных 1H-1,2,4-триазол-5-илгидра-

зонов 1 с диметилацеталем N,N-диметилформамида  

приводит к формированию этил-4-[2-(диметиламино)-

винил][1,2,4]триазоло[5,1-c][1,2,4]триазин-3-карбокси-

латов 22.24 
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2-[(N'-Hитрокарбамимидоил)гидразинилиден]-2-фенил-

уксусная кислота 1 или алкил-3-нитро-2-[2-(N'-нитро-

карбамимидоил)гидразинилиден]пропаноаты 1 при 

нагревании в водно-спиртовом растворе в присутствии 

основания в результате внутримолекулярного нуклео-

фильного замещения превращаются в 6-замещенные 

3-нитроимино-4,5-дигидро-1,2,4-триазин-5(2Н)-оны 20.21,22 

Обработка 2-[2-метокси-2-оксо-1-(2-арилгидразинилиден)-

этил]фуран(тиофен)-3-карбоновых кислот 1 SOCl2 в 

растворе ТГФ при нагревании приводит к первоначаль-

ному образованию соответствующих ацилхлоридов, 

которые в условиях реакции циклизуются в 5-заме-

щенные 4-оксо-4,5-дигидрофуро- или -дигидротиено-

[2,3-d]пиридазин-7-карбоксилаты 21.23 
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