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Туберкулез является одним из самых 
распространенных инфекционных заболеваний в 
мире. Из-за способности микобактерий туберку-
леза быстро развивать резистентность к традицион-
ным лекарственным препаратам изониазиду, 
рифампицину, офлоксацину и др. лечение 
туберкулеза значительно затрудняется [1–3]. 
Поэтому создание новых противотуберкулезных 
препаратов остается на сегодняшний день одной из 
важных задач органической и медицинской химии. 

7-(Гет)арилзамещенные дигидроазолопиримидины 
представляют большой интерес в качестве фарма-
кологически активных соединений. Представители 
этого класса проявляют широкий спектр биологи-
ческой активности, в частности, антибактериальной 
[4], противовирусной [5], туберкулостатической [6]. 

Ранее нами было выявлено, что 6-этоксикар-
бонил-7-фенил-5-метил-4,7-дигидро-1,2,4-триазоло-
[1,5-а]пиримидин 1 и 6-этоксикарбонил-7-(2-тие-
нил)-5-метил-4,7-дигидро-1,2,4-триазоло[1,5-а]пи-
римидин 2 являются перспективными малоток-

сичными, селективными противотуберкулезными 
агентами [7]. В настоящей работе с целью поиска 
новых соединений, обладающих туберкулостати-
ческой активностью, синтезирован ряд ближайших 
аналогов соединений 1 и 2, и проанализирована 
зависимость «структура – туберкулостатическая 
активность» в ряду синтезированных соединений. 

Работа была начата с получения дигидротри-
азолопиримидинов с различными арильными 
заместителями. Реакцию проводили по известной 
методике [8]: мультикомпонентно в этаноле при 
кипячении в присутствии каталитических количеств 
концентрированной соляной кислоты (схема 1). По 
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данным 1Н ЯМР-спектроскопии после 2–3 ч кипя-
чения эквимолярных количеств ацетоуксусного 
эфира 4a, 3-амино-1,2,4-триазола 5 и соответст-
вующего альдегида 3a–f предсказуемо образовы-
валась смесь 6-этоксикарбонил-7-R-5-метил-4,7-
дигидро-1,2,4-триазол[1,5-a]пиримидина и его 
изомера положения 6-этоксикарбонил-7-R-5-
метил-4,7-дигидро-1,2,4-триазол[4,3-a]пиримидина 
в приблизительно равном соотношении [9]. 
Увеличение времени реакции до 8–10 ч способст-
вовало значительному смещению равновесия в 
сторону [1,5-a]-изомеров 6a–f, которые легко были 
выделены в индивидуальном виде путем пере-
кристаллизации из этанола или ацетонитрила. [4,3-
a]-Изомер был выделен только для соединения 6d. 

Ряд 2-тиофензамещенных дигидроазолопирими-
динов 7b–d был получен по той же методике с 
использованием эквимолярных количеств 2-тио-
фенальдегида, 3-амино-1,2,4-триазола и метил-
ацетоацетата 4b, изобутилацетоацетата 4c либо 
ацетоацетамида 4d в качестве дикарбонильной 
компоненты (схема 2). 

Путем взаимодействия бензилового спирта с 
диоксиноном 8 в толуоле при нагревании был 
синтезирован бензилацетоацетат 4e, который далее 

был использован в реакции Биджинелли для полу-
чения соединений 6e, 7e, f (схема 3). Для соедине-
ния 6e помимо целевого [1,5-a]-изомера был 
выделен в индивидуальном виде [4,3-a]-изомер. 

Путем окисления дигидропиримидинового цикла 
оксидом хрома(III) в среде уксусной кислоты были 
получены соединения 9, 10 (схема 4). 

При использовании 3-аминопиразола 11 в 
реакции конденсации с ацетоуксусным эфиром и 2-
тиофенальдегидом вместо ожидаемого 4,7-
дигидропиразоло[1,5-а]пиримидина 12а был 
получен 5-этоксикарбонил-6-метил-4-(2-тиенил)-4,7-
дигидро-1H-пиразоло[3,4-b]пиридин 12 (схема 5). 
Подобное течение реакции было установлено ранее 
на примере подобных пиразолопиридинов [10–12], 
структуры которых были однозначно подтверж-
дены с помощью спектроскопии 1Н, 13С ЯМР и 
рентгеноструктурного анализа. 

Интересно отметить, что продукт 12 выпадает в 
осадок уже через 1 ч кипячения реакционной 
смеси. Дальнейшее нагревание осадка приводит к 
окислению продукта 12 до соединения 13 (схема 6). 

Туберкулостатическая активность полученных 
соединений в опытах in vitro была изучена в 
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отношении типичного лабораторного штамма       
M. Tuberculosis H37Rv и приведена в табл. Из 
данных первичного скрининга следует, что даже 
минимальное изменение структуры соединений-
лидеров 1 и 2 влияет на противотуберкулезную 
активность. 

Так, если введение нитро группы в бензольное 
кольцо не повлияло на активность соединения 1, то 
введение метокси-групп либо карбоксильной 
группы привело к полной потере активности 
(строки 2 и 4, таблица). Замена 2-тиенильного 
заместителя в положении 7 соединения 2 на 3-
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тиенил также привело к снижению активности 
(строки 7 и 8, таблица). Интересно отметить, что 
введение объемной бензоильной эфирной группы в 
структуру 7-фенилазолопиримидина привело к сниже-
нию активности с 1.5 до 6.1 мкг/мл (строки 1 и 5, 
таблица), в то время как введение этой же группы в 
7-(2- или 3-тиенил)азолопиримидины привело к 
полной потере активности (строки 7 и 13, 8 и 14, 
таблица). Замена этокси-группы в соединении 2 на 
метокси-, изобутокси- либо амино-группу (строки 

7 и 10-12, таблица), а также введение пиразольного 
цикла вместо триазольного (строки 7 и 17, таблица) 
привело к потере активности. Из таблицы видно, 
что [4,3-а]-изомер соединения 6е более активен, 
чем [1,5-a]-изомер, а [4,3-а]-изомер соединения 6d 
совсем не активен, в отличие от [1,5-а]-изомера 
(строки 5 и 6, 8 и 9, таблица). Окисление дигидро-
пиримидинового цикла в соединениях 2 и 6d 
отрицательно повлияло на их активность (строки 7 
и 15, 8 и 16, таблица). 

Туберкулостатическая активность соединений 1, 2, 6a–d, 7b–f, 9, 10, 12 в отношении штамма M. Tuberculosis H37Rv. 
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Таким образом, синтезирован ряд 7-(гет)арил-
замещенных дигидроазолопиримидинов и выяв-
лено, что даже минимальное изменение в струк-
туре влияет на их туберкулостатическую актив-
ность. Наиболее перспективным оказалось 
соединение 6с. 

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ 

ИК спектры зарегистрированы на Фурье-
спектрометре Spectrum One фирмы PerkinElmer в 
интервале 4000–400 см–1 c помощью приставки 
диффузного отражения. Спектры ЯМР 1Н и 13С 
зарегистрированы на спектрометре Bruker Avance 
500 (500 и 125 МГц соответственно) в ДМСО-d6, 
внутренний стандарт ТМС. Элементный анализ 
выполнен на анализаторе PerkinElmer 2400 II. 
Температуры плавления определены на комби-
нированном столике Boetius и не исправлены. 

Дигидроазолопиримидины 6а–е, 7b–f (общая 
методика). К суспензии 3 ммоль соответствую-
щего кетоэфира, 0.25 г (3 ммоль) 3-амино-1,2,4-
триазола и 3 ммоль соответствующего альдегида в 
10 мл этанола добавляли 9 мкл (0.3 ммоль) концент-
рированной соляной кислоты и кипятили с обрат-
ным холодильником в течение 8–9 ч (16 ч для соеди-
нения 6b). Образовавшийся после охлаждения твер-
дый осадок [1,5-а]-изомера отфильтровывали и перек-
ристаллизовывали из этанола (в случае соединений 
6b и 6e осадок промывали горячим ацетонитрилом, 
в случае соединений 7e и 7f осадок промывали 
этанолом и перекристаллизовывали из ДМФА). 

Индивидуальные [4,3-а]-изомеры соединений 6e 
и 6d были выделены путем упаривания маточных 
растворов и перекристаллизации полученного 
осадка из этанола. 

6-Этоксикарбонил-7-(2,3-диметоксифенил)-5-
метил-4,7-дигидро-1,2,4-триазоло[1,5-a]пири-
мидин ([1,5-a]-6а). Выход 43%, желтый порошок, 
т.пл. 175–177°С. ИК спектр, ν, см–1: 3236 (NH), 
3092 (СарилН), 2929 (OCH3), 2906 (СалкН), 1703 
(С=О), 1652 плечо (C=N), 1585 (С=С), 1544, 1483 
(СарилН), 1261 (ОСалк), 806 (аром). Спектр ЯМР 1Н, 
δ, м.д.: 1.1 т (3H, ОCH2CH3, J 7.1 Гц), 2.39 с (3H, 
СН3), 3.67 c (3H, ОCH3), 3.77 c (3H, ОCH3), 3.86–
3.97 м (2H, ОCH2CH3), 6.48 с (1H, Н7), 6.78 д.д. 
(1Hаром, J 1.8, 7.4 Гц), 6.96 м (2Hаром), 7.59 с (1Н, 
СНтриазол), 10.73 c (1Н, NH). Найдено, %: С 59.24; Н 
5.73; N 15.39. С17Н20N4O4. Вычислено, %: С 59.16; 
Н 5.62; N 15.33. М 344.15. 

6-Этоксикарбонил-7-(4-карбоксифенил)-5-
метил-4,7-дигидро-1,2,4-триазоло[1,5-a]пири-
мидин ([1,5-a]-6b). Выход 8%, белый порошок, 
т.пл. 227–230°С. ИК спектр, ν, см–1: 3242 (NH), 
3096 (СарилН), 2905 (СалкН), 2673 (COOH), 1692 
(С=О), 1692 плечо (C=N), 1577 (С=С), 1554, 1447 
(СарилН), 1420 (COOH), 1276 (ОСалк), 794 (аром). 
Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 1.03 т (3H, ОCH2CH3, J    
7.0 Гц), 2.43 с (3H, –СН3), 3.94 м (2H, ОCH2CH3), 
6.34 с (1H, Н7), 7.35 д (2Hаром, J 8.3 Гц), 7.67 с (1Н, 
СНтриазол), 7.88 м (2Hаром), 10.89 c (1Н, NH), 12.97 
уш.с (1Н, СООН). Найдено, %: С 58.06; Н 4.97; N 
16.32. С16Н16N4O4. Вычислено, %: С 58.27; Н 5.00; 
N 16.39. М 328.12. 

6-Этоксикарбонил-7-(2-нитрофенил)-5-
метил-4,7-дигидро-1,2,4-триазоло[1,5-а]пири-
мидин ([1,5-a]-6c). Выход 56%, желтые кристаллы, 
т.пл. 240–242°С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 1.05 т (3Н, 
OСН3СН2, J 7.2 Гц), 1.63 с (3Н, Ме), 4.04 м (2Н, 
СН3СН2), 7.51 с (1Н, Н7), 7.75 м (4Наром), 7.60 с 
(1Н, СНтриазол), 10.83 с (1Н, NH). Найдено, %: С 
54.79; Н 4.58; N 21.31. С15Н15N5О4. Вычислено, %: 
С 54.71; Н 4.59; N 21.27. М 329.32. 

Бензилацетоацетат 4е. Смесь 1.31 г (9.2 ммоль) 
2,2,6-триметил-4H-1,3-диоксин-4-она (8) и 1 г    
(9.2 ммоль) бензилового спирта в 7 мл толуола 
перемешивали при 90°С в течение 15 ч. По окон-
чании реакции (контроль методом ТСХ, элюент – 
этилацетат–гексан, 7:1) толуол отгоняли. Получен-
ную желтую жидкость очищали с помощью флеш-
хроматографии на силикагеле, используя в 
качестве элюента хлороформ–диэтиловый эфир 
(1:1), сушили на воздухе. Выход 80%, желтая 
жидкость. Спектроскопические характеристики 
соединения 4е соответствуют приведенным в [13]. 

6-Бензилоксикарбонил-7-фенил-5-метил-4,7-
дигидро-1,2,4-триазоло[1,5-a]пиримидин ([1,5a]-
6e). Выход 10%, белый порошок, т.пл. 250–251°С. 
ИК спектр, ν, см–1: 3138 (NH), 2989 (СалкН), 1697 
(С=N), 1649 (С=C), 1254, 1228 (CN), 1582, 1414 
(СОО), 1550, 1496, 745 (аром). Спектр ЯМР 1Н, δ, 
м.д.: 2.43 c (3H, СH3), 5.11 к (2Н, СH2, J 12.7 Гц), 
6.30 с (2H, H7), 7.07 м (2Наром), 7.18 м (2Наром), 7.27 
м (6Наром), 7.65 с (1Н, CHтриазол); 10.88 уш.с (1H, 
NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 18.54 (CH3), 59.37 
(С7), 64.95 (CH2), 96.63 (С6), 127.01, 127.47, 127.64, 
127.92, 128.19, 128.40, 136.28, 141.84 (Саром), 146.76 
(C5), 147.56 (С3а), 150.13 (С2), 164.85 (С=О). 
Найдено, %: С 69.29; Н 5.23; N 16.23. С20H18N4O2. 
Вычислено, %: С 69.35; Н 5.24; N 16.17. М 346.39. 
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6-Бензилоксикарбонил-7-фенил-5-метил-4,7-
дигидро-1,2,4-триазоло[4,3-а]пиримидин ([4,3-a]-
6e). Выход 3%, белый порошок, т.пл. 203–204°С. 
ИК спектр, ν, см–1: 3136 (NH), 2858 (СалкН), 1704 
(С=О), 1649 (С=C), 1282, 1262 (CN), 1581, 1418 
(СОО), 1541, 1497, 758 (аром). Спектр ЯМР 1Н, δ, 
м.д.: 2.45 c (3H, СH3), 5.00 к (2Н, СH2, J 12.7 Гц), 
6.40 c (1H, H7), 7.07 м (2Наром), 7.27 м (8Наром), 8.17 
c (1H, CHтриазол), 10.86 уш.с (1H, NH). Спектр ЯМР 
13С, δ, м.д.: 18.76 (CH3), 55.69 (С7), 64.89 (CH2), 
95.02 (С6), 126.58 127.48, 127.66, 128.14, 128.20, 
128.74 (Саром), 136.32 (С1), 138.78, 142.33 (Саром), 
146.53 (С3а), 148.27 (C5), 164.72 (С=О). Найдено, %: 
С 69.19; Н 5.17; N 16.19. С20H18N4O2. Вычислено, 
%: С 69.35; Н 5.24; N 16.17. М 346.39. 

6-Этоксикарбонил-7-(3-тиенил)-5-метил-4,7-
дигидро-1,2,4-триазоло[1,5-а]пиримидин ([1,5-a]-
6d). Выход 60 %, белые кристаллы, т.пл. 196–199°С. 
ИК спектр, ν, см–1: 3135 (NH), 2870 (СалкН), 1693 
(С=О), 1655 (С=C), 1588, 1450 (СарилН), 1423 
(СОО), 1295, 1256 (CN), 766 (аром). Спектр ЯМР 
1Н, δ, м.д.: 1.08 т (3H, OСН3СН2, J 7.08 Гц), 2.40 с 
(3H, СН3), 4.01 м (2H, OСН3СН2), 6.47 с (1H, Н7), 
6.97 м (1Hтиенил), 7.33 м (1Hтиенил), 7.46 м (1Hтиенил), 
8.26 с (1Н, СНтриазол), 10.71 уш.с (1Н, NH). Спектр 
ЯМР 13С, δ, м.д.: 13.97 (CH3CH2), 18.36 (CH3), 54.47 
(С7), 59.36 (CH3CH2), 97.01 (С6), 122.74, 126.23, 
126.56, 142.84 (Стиенил), 146.69 (С5), 147.05 (С3а), 
150.07 (C2), 165.12(С=О). Найдено, %: С 53.71; Н 
4.80; N 19.43. С13Н14N4O2S. Вычислено, %: С 53.79; 
Н 4.83; N 19.31. М 290.08. 

6-Метоксикарбонил-7-(2-тиенил)-5-метил-
4,7-дигидро-1,2,4-триазоло[1,5-a]пиримидин 
([1,5-a]-7b). Выход 78%, желтые кристаллы, т.пл. 
245–246°С. ИК спектр, ν, см–1: 3284 (NH), 3136 
(СарилН), 2795 (СалкН), 1698 (С=О), 1650, 1784 
(C=N), 1551, 1585 (С=С), 1296 (ОСалк), 979 (N–N), 
735 (аром). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.41 с (3H, 
СН3), 3.58 с (3Н, ОСН3), 6.59 с (1H, Н7), 6.93 м 
(2Hтиенил), 7.40 м (1Hтиенил), 7.73 с (1Н, СНтриазол), 
10.95 с (1Н, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 18.43 
(CH3), 51.03 (OCH3), 54.16 (С7), 96.93 (С6), 125.30, 
125.88, 126.84, 145.16 (Стиенил), 146.94 (С5), 147.33 
(С3а), 150.26 (C2), 165.46 (С=О). Найдено, %: С 52.48; 
Н 4.39; N 20.27; S 11.58. С12Н12N4O2S. Вычислено, 
%: С 52.16; Н 4.37; N 20.24; S 11.69. М 276.07. 

6-Изобутаноксикарбонил-7-(2-тиенил)-5-
метил-4,7-дигидро-1,2,4-триазоло[1,5-a]пири-
мидин ([1,5-a]-7c). Выход 45%, желтоватые 
кристаллы, т.пл. 188–190°С. ИК спектр, ν, см–1: 

3368 (NH), 3119 (СарилН), 2869, 2954 (СалкН), 1692 
(С=О), 1793 (C=N), 1583 (С=С), 1303 (ОСалк), 979 
(N–N), 784 (аром). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 0.75 д.д. 
(6Н, 2(СН3)2–СH, J 0.74, 7.44 Гц), 1.77 м (1Н, 2
(СН3)2–СH), 2.44 с (3H, СН3), 3.78 м (2Н, СН2), 6.59 
с (1H, Н7), 6.93 д.д. (1Hтиенил J 5.02, 5.01 Гц), 6.96 м 
(1Hтиенил), 7.41 д.д. (1Hтиенил, J 5.02, 5.01 Гц), 7.72 с 
(1Н, СНтриазол), 10.94 с (Н, NH). Найдено, %: С 
56.36; Н 5.84; N 17.47. С15Н18N4O2S. Вычислено, %: 
С 56.41; Н 5.79; N 17.53. М 318.12. 

7-(2-Тиенил)-5-метил-4,7-дигидро-1,2,4-три-
азоло[1,5-a]пиримидин-6-карбоксамид ([1,5-a]-7d). 
Выход 28%, белый порошок, т.пл. 247–250°С. ИК 
спектр, ν, см–1: 2366 (CONH2), 3262 (NH), 3165 
(СарилН), 2913 (СалкН), 1665 (С=О), 1751 (C=N), 
1594 (CONH2), 1556 (С=С), 1300 (ОСалк), 808 
(аром). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.22 с (3H, СН3), 
6.72 с (1H, Н7), 6.93 м (1Hтиенил), 7.00 м (1Hтиенил), 
7.26 уш.с (2Н, NH2), 7.43 д.д. (1Hтиенил, J 1.09, 5.04 Гц), 
7.64 с (1Н, СНтриазол), 10.18 с (1Н, NH). Спектр ЯМР 
13С, δ, м.д.: 17.46 (CH3), 54.86 (С7), 102.21 (С6), 
125.89, 126.32, 126.54, 137.68 (Стиенил), 144.38 (С5), 
147.45 (С3а), 149.86 (C2), 167.61 (С=О). Найдено, %: 
С 50.70; Н 4.32; N 26.75. С11Н11N5OS. Вычислено, 
%: С 50.59; Н 4.36; N 26.70. М 261.07. 

6-Бензилоксикарбонил-7-(2-тиенил)-5-метил-
4,7-дигидро-1,2,4-триазолo[1,5-a]пиримидин 
([1,5-a]-7e). Выход 0.758 г (47%), белый порошок, 
т.пл. 207–209°С. ИК спектр, ν, см–1: 3140 (NH), 
2865 (СалкН), 1695 (С=N), 1650 (С=C), 1582 (СОО), 
1547, 1497 (СарилН), 1412 (СОО), 1298, 1253 (CN), 
745 (аром). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.43 c (3H, 
СH3), 5.08 к (2Н, СH2, J 12.8 Гц), 6.63 с (1H, H7), 
6.92 д (2Нтиенил), 7.15 м (2Наром), 7.28 м (3Наром), 6.92 
т (1Нтиенил, J 3.2 Гц), 7.72 с (1H, Hтриазол), 10.99 с 
(1H, NH). Найдено, %: С 61.46; Н 4.67; N 15.89; S 
9.14. С18H16N4O2S. Вычислено, %: С 61.35; Н 4.58; 
N 15.90; S 9.10. М 354.42. 

6-Бензилоксикарбонил-7-(3-тиенил)-5-метил-
4,7-дигидро-1,2,4-триазолo[1,5-a]пиримидин 
([1,5-a]-7f). Выход 0.532 г (33%), белый порошок, 
т.пл. 232–233°С. ИК спектр, ν, см–1: 3139 (NH), 
2869 (СалкН), 1695 (С=N), 1645 (С=C), 1584 (СОО), 
1549, 1442 (СарилН), 1421 (СОО), 1294, 1252 (CN), 
764 (аром). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.41 c (3H, 
СH3), 5.08 к (2Н, СH2, J 12.8 Гц), 6.43 с (1H, H7), 
6.88 д.д (1Нтиенил, J 5.0, 1.3 Гц), 7.14 м (2Нтиенил), 
7.15 м (2Наром), 7.28 м (4Наром), 7.42 д.д (1Наром, J 
5.0, 2.9 Гц), 6.92 т (1Нтиенил, J 3.2 Гц), 7.69 с (1H, 
Hтриазол), 10.86 с (1H, NH). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 
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18.51 (CH3), 54.36 (С7), 64.92 (CH2), 96.47 (С6), 
122.95, 126.36, 126.67, 127.38, 127.65, 128.27, 
136.44, 142.73 (Саром, Стиенил), 146.88 (С5), 147.58 
(С3а), 150.09 (C2), 164.88 (С=О). Найдено, %: С 61.45; 
Н 4.58; N 15.89; S 9.00. С18H16N4O2S. Вычислено, 
%: С 61.35; Н 4.58; N 15.90; S 9.10. М 354.42. 

Азолопиримидины 9, 10 (общая методика). 
Раствор 0.3 г (1 ммоль) соединения 2 в 10 мл 
уксусной кислоты нагревали до 90–100°С. Далее к 
нему добавляли раствор 0.20 г (2 ммоль) оксида 
хрома(VI) в 4 мл смеси вода–уксусная кислота, 1:1. 
После нагревания и перемешивания в течение 8 ч, 
реакционную смесь выливали в воду, обрабаты-
вали хлороформом (3 раза), экстракт упаривали. 

6-Этоксикарбонил-7-(2-тиенил)-5-метил-
1,2,4-триазолo[1,5-a]пиримидин (9). Выход 71%, 
бежевый порошок, т.пл. 102–105°С. ИК спектр , ν, 
см–1: 3068 (СарилН), 2981 (СалкН), 1719 (С=О), 1271, 
1189 (О Салк), 1597, 860, 729 (аром). Спектр ЯМР 
1Н, δ, м.д.: 1.18 т (3H, OCH2CH3, J 7.10 Гц), 2.64 с 
(3Н, СН3), 4.33 к (2H, OCH2CH3, J 7.11 Гц), 7.35 д.д 
(1Hтиенил, J 4.92, 3.94 Гц), 7.83 д.д (1Hтиенил, J 3.81, 
1.04 Гц), 8.17 д.д (1Hтиенил, J 5.01, 1.01 Гц), 8.74 с 
(1Н, СНпиразол). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 13.49 
(CH3CH2), 23.44 (CH3), 62.56 (CH3CH2), 115.87 (С6), 
127.39 (С7), 127.70, 133.71, 134.14, 139.06 (Стиенил), 
154.17 (С3а), 161.13 (С5), 156.72 (C2), 165.75 (С=О). 
Найдено, %: С 54.22; Н 4.39; N 19.22. С13Н12N4O2S. 
Вычислено, %: С 54.16; Н 4.20; N 19.43. М 288.07. 

6-Этоксикарбонил-7-(3-тиенил)-5-метил-
1,2,4-триазолo[1,5-a]пиримидин (10). Выход 68%, 
бежевый порошок, т.пл. 157–159°С. ИК спектр, ν, 
см–1: 3085 (СарилН), 2980 (СалкН), 1716 (С=О), 1269, 
1193 (ОСалк); 1602, 846, 727 (аром). Спектр ЯМР 
1Н, δ, м.д.: 1.09 т (3H, OCH2CH3, J 7.10 Гц), 2.66 с 
(3Н, СН3), 4.24 к (2H, OCH2CH3, J 7.10 Гц), 7.50 д.д 
(1Hтиенил, J 5.07, 1.20 Гц), 7.81 д.д (1Hтиенил, J 5.07, 
2.92 Гц), 8.23 д.д (1Hтиенил, J 2.86, 1.20 Гц), 8.68 с 
(1Н, СНпиразол). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 13.49 
(CH3CH2), 23.50 (CH3), 62.24 (CH3CH2), 116.58 (С6), 
127.96 (С7), 127.17, 128.05, 131.57, 141.32 (Стиенил), 
154.26 (С3а), 161.43 (С5), 156.34 (C2), 165.46 (С=О). 
Найдено, %: С 54.24; Н 4.40; N 14.41. С13Н12N4O2S. 
Вычислено, %: С 54.16; Н 4.20; N 19.43. М 288.07. 

5-Этоксикарбонил-6-метил-4-(2-тиенил)-4,7-
дигидро-1H-пиразоло[3,4-b]пиридин (12). К 
суспензии 0.47 г (4 ммоль) ацетоуксусного эфира, 
0.30 г (4 ммоль) 3-аминопиразола и 0.40 г (4 ммоль) 
2-тиофенальдегида в 10 мл этанола добавляли 12 мкл 
(0.4 ммоль) концентрированной соляной кислоты и 

нагревали с обратным холодильником в течение     
1 ч. После охлаждения осадок отфильтровывали и 
промывали холодным этанолом. Выход 69%, т.пл. 
224–230°С, бежевый порошок. ИК спектр, ν, см–1: 
3344 (N–H), 3207 (СарилН), 2981 (СалкН), 1662 
(С=О), 1582 (С=С), 1621 (C=N), 1320 (ОСалк), 785 
(аром). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 1.08 т (3H, 
OCH2CH3, J 7.07 Гц), 2.31 с (3Н, СН3), 3.96 м (2H, 
OCH2CH3), 5.44 с (1H, Н4), 6.68 д (1Hтиенил, J 3.27 Гц), 
6.82 д.д. (1Hтиенил, J 4.24, 4.89 Гц), 7.20 д (1Hтиенил, J 
4.97 Гц), 7.40 с (1Н, СНпиразол), 9.54 с (1Н, NH), 
12.08 с (1Н, NHпиразол). Спектр ЯМР 13С, δ, м.д.: 
14.15 (CH3CH2), 19.92 (CH3), 32.90 (С4), 58.35 
(CH3CH2), 96.47 (С5), 105.15 (C3a), 121.89 (C3), 
123.01, 125.57, 126.30, 146.36 (Стиенил), 148.92 (С6), 
154.55 (С7а), 167.27 (С=О). Найдено, %: С 58.34; Н 
5.20; N 14.29. С14Н15N3O2S. Вычислено, %: С 58.11; 
Н 5.23; N 14.52. М 289.09. 

5-Этоксикарбонил-6-метил-4-(2-тиенил)-1H-
пиразоло[3,4-b]пиридин (13). К 0.87 г (3 ммоль) 
соединения 12 в 20 мл этанола добавляли 9 мкл 
(0.3 ммоль) концентрированной соляной кислоты и 
кипятили с обратным холодильником 8 ч. После 
охлаждения выпавший осадок содержал смесь 
дигидро- и окисленной формы соединения 12, 
которые разделяли методом колоночной хрома-
тографии (элюент – CHCl3–EtOH–C6H6, 3:1:2). Выход 
58%, сероватый порошок, т.пл. 160°С. ИК спектр, 
ν, см–1: 3444 (NH), 3192 (СарилН), 2918 (СалкН), 1727 
(С=О), 1575 (С=С), 1305 (ОСалк), 784 (аром). 
Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 1.16 т (3H, OCH2CH3, J 
7.13 Гц), 2.59 с (3Н, СН3), 4.25 к (2H, OCH2CH3, J 
1.83 Гц), 7.47 д.д. (1Hтиенил, J 1.18, 3.68 Гц), 7.90 д.д. 
(1Hтиенил, J 1.16, 1.16 Гц), 8.22 д (1Hтиенил, J 1.36 Гц), 
7.29 м (1Н, СНпиразол), 13.89 с (1Н, NHпиразол). Спектр 
ЯМР 13С, δ, м.д.: 13.61 (CH3CH2), 23.02 (CH3), 61.51 
(CH3CH2), 110.71 (C3a), 121.35 (С5), 128.36, 129.17, 
129.62, 135.77 (Стиенил), 133.29 (C3), 133.57 (С4), 
151.18 (С7а), 154.61 (С6), 168.66 (С=О). М 287.07. 
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The analogues of promising antitubercular compound 6-ethoxycarbonyl-7-(2-thienyl)-5-methyl-4,7-dihydro-
1,2,4-triazolo[1,5-a]pyrimidine were synthesized. Variation of the CH-active, carbonyl and azole components 
was carried out. Tuberculostatic activity of synthesized compounds was studied and “structure-activity” 
dependency was analyzed. 
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