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рецептора GPR40.3 [1,2,4]Триазоло[1,5-а]пиридин исполь-

зовался в дизайне эффективных светоизлучающих 

материалов для фосфоресцентных OLED-устройств.4 

Методы получения [1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридинов 

обобщены в ранее опубликованных обзорах,5 в данном 

микрообзоре представлены новые методы. 

Введение 

В последние годы производные [1,2,4]триазоло[1,5-а]-

пиридина нашли широкое применение в дизайне лекар-

ственных препаратов. На основе этого остова получены 

препараты GLPG0634 (филготиниб)1 и CEP33779,2 

являющиеся высокоэффективными ингибиторами янус-

киназ I и II типа, и соединение LY3104607 – ингибитор 

В микрообзоре обобщены данные по новым методам синтеза [1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридинов, 

опубликованные начиная с 2002 г. Методы классифицированы по типам используемых реагентов. 

Синтез из 2-пиридилзамещенных амидинов и гуанидинов 

Распространенным подходом к построению остова 

[1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридина является окислительная 

циклизация N-(2-пиридил)амидинов. Для этих целей 

применяли такие окислители, как NaOCl,6a Pb(OAc)4
6b 

или MnO2,
6c а также более экологичные PIFA  

(PhI(OCOCF3)2)
6d и I2/KI.6e 

Для превращения N-(2-пиридил)гуанидинов в 2-амино-

[1,2,4]пиразоло[1,5-а]пиридины предложен метод катали-

тического окисления кислородом воздуха с использова-

нием системы CuBr/1,10-фенантролин.7 2-Амино[1,2,4]-

пиразоло[1,5-а]пиридины также получены с умерен-

ными выходами действием NCS на N-(2-пиридил)-

гуанидины с последующей обработкой основанием.8  

Синтез из 2-аминопиридинов и нитрилов 

В качестве исходных соединений для получения [1,2,4]-

триазоло[1,5-а]пиридинов были использованы 2-амино-

пиридин и нитрилы.9a В реакцию вступают и 2,6-ди-

замещенные бензонитрилы.4а–с Также реакцию можно 

проводить в присутствии гетерогенного катализатора 

CuOx–ZnO/Al2O3–TiO2.
9b 
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Циклизация с использованием гидроксиламина 

2-Амино[1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридины были получены 

действием NH2OH·HCl на (2-пиридил)карбаматиоильные 

производные, образующиеся реакцией 2-аминопиридинов 

с этоксикарбонилтиоизоцианатом.10 Действием на 2-амино-

пиридины Me2NCH(OMe)2 и затем NH2OH получены 

N-гидроксиформимидамидные производные, которые 

дегидратировались под действием (CF3CO)2O с образова-

нием 2-незамещенных [1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридинов.11 

Перегруппировка Димрота [1,2,4]триазоло[3,4-а]-

пиридинов является эффективным методом получения 

[1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридинов с акцепторными 

заместителями в пиридиновом цикле.12 4,6-Динитро-

[1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридины были получены окис-

лением Pb(OAc)4 N'-(пиридин-2-ил)гидразонов аромати-

ческих или гетероциклических альдегидов либо дей-

ствием POCl3 на N'-(пиридин-2-ил)гидразиды.13a Пред-

полагается, что изначально образующиеся [1,2,4]три-

Перегруппировка Димрота [1,2,4]триазоло[3,4-а]пиридинов 

Реакции 1-аминопиридиниевых солей с нитрилами 

Известны отдельные примеры взаимодействия 1-амино-

пиридиниевых солей с нитрилами, приводящие к 

[1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридинам.5a,b Данный подход 

был использован для получения широкого круга 2-арил-

замещенных производных,14a–c при проведении реакции 

в D2O образуются 5-D-пиразолопиридины.15 

Реакции конденсации производных гидразина 

8,9-Дигидрофуро- и 8,9-дигидротиено[2,3-с][1,2,4]три-

азоло[1,5-а]пиридины были получены конденсацией 

ацилгидразидов с соответствующими (2-диметиламино)-

винильными производными 4,5-дигидрофуран-3-

нитрилов и 4,5-дигидротиофен-3-нитрилов.16 

Арилгидразоны, диметилацетилендикарбоксилат (DMAD), 

малононитрил и ароматические альдегиды при 

кипячении в EtOH в присутствии молекулярного иода в 

качестве катализатора образуют замещенные [1,2,4]-

триазоло[1,5-а]пиридины с хорошими выходами.17 

Симметричные азины, полученные из арилметил-

кетонов и гидразина, взаимодействуют с бензилиден-

малононитрилами с образованием 2,5,7-триарил-

8-циано[1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридинов.18 

азоло[3,4-а]пиридины претерпевают перегруппировку 

Димрота. Данный подход был использован для синтеза 

ряда производных [1,2,4]триазоло[1,5-a]пиридинов.13b–d  

Реакции циклизации 1,2,4-триазолов 

Конденсацией (5-фенил-4Н-1,2,4-триазол-3-ил)ацето-

нитрила с ароматическими альдегидами и малоно-

нитрилом или циануксусным эфиром были получены 

5-амино[1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридины с высокими 

выходами.19 

Взаимодействие (1Н-1,2,4-триазол-5-ил)арилкетонов с 

этиловыми эфирами 4-бромкротоновой и 4-бромдимет-

акриловой кислот в присутствии основания приводит к 

образованию замещенных в пиридиновом фрагменте 

[1,2,4]триазоло[1,5-а]пиридинов.20 

В результате реакции 1,2,4-триазола с замещенными 

1,4-дииоддиенами в присутствии CuI и основания в 

жестких условиях образуются замещенные целевые 

триазолопиридины.21 



Chem. Heterocycl. Compd. 2019, 55(8), 695–697 [Химия гетероцикл. соединений 2019, 55(8), 695–697] 

697 

Реакции циклизации 1,2,4-триазолов (окончание) 

5-(Пропен-2-ил)-1Н-1,2,4-триазол взаимодействует с 

диазоацетоуксусным эфиром22а и илидами сульф-

оксония22b в присутствии родиевого катализатора с 

образованием соответствующих триазолопиридинов. 

Реакции рециклизации гетероциклических соединений 

Производные [1,3,4]оксадиазоло[3,2-а]пиридиния при 

нагревании с NH4OAc в AcOH претерпевали рецик-

лизацию в соответствующие [1,2,4]триазоло[1,5-а]-

пиридины.23 

 

Взаимодействие 3-нитро-2-хлорпиридинов с 1,3,4-тиа-

диазол-2-аминами в жестких условиях приводило к обра-

зованию 2-замещенных 8-нитро[1,2,4]триазоло[1,5-а]-

пиридинов с умеренными выходами.24 

Работа выполнена при поддержке Российского науч-

ного фонда (грант 18-73-00133). 
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