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В работе, посвященной изучению взаимодействия иодида этилового эфира 1,4,6-триметил-2-

(этоксикарбонилметил)пиримидиния (1) с гидра-зидами карбоновых кислот, мы сообщали о 

получении производных 1,2,4-триазоло[4,3-a]пиридина [1]. В частности, в этой статье было вы-

сказано предположение, что при действии на соль 1 гидразида изонико-тиновой кислоты 2 

(изониазид), через стадию образования промежуточ-ного 2-гидразидопиридина 3 (продукта 

перегруппировки Коста–Сагитул-лина), происходит циклизация в триазолопиридин 4. Однако, как 

показали проведенные позднее рентгеноструктурные исследования, в процессе реакции получаются 

не триазоло[4,3-a]пиридины 4, а их изомеры – произ-водные пиразоло[1,5-a]пиримидина  5 [2]. 
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При исследовании взаимодействия интермедиатов рециклизации 6 и 7 с изониазидом 2 мы 



получили соединение, структура которого совпадает с изначально предполагаемой структурой 

промежуточного продукта ''перегруппировки с переаминированием'' (соединения 3). По-видимому, 

псевдо-основание 6 в процессе реакции, отщепляя молекулу воды, переходит в ангидрооснование 7, 

которое и подвергается отмеченной трансформа-ции. При рециклизации соединений 6 и 7 образуются 

пиридон 8, а также незначительное количество продукта деметилирования  9. 

Таким образом, впервые отмечена перегруппировка Коста–Сагитулли-на с внедрением в молекулу 

продукта реакции фрагмента гидразида кар-боновой кислоты. 

Спектры ЯМР 1H и 13C получены на спектрометре Varian Mercury-300 (300 и 76 МГц соответственно), внутренний 

стандарт ТМС, масс-спектры зарегистрированы на спектро-метре МК-1321 с прямым введением образца в ионный источник 

при энергии иониза-ции 70 эВ. 

1,4,6-Триметил-2-(этоксикарбонил)метилиден-1,2-дигидропиримидин (7). Нагрева-ют 1.5 г (6.6 ммоль) 

псевдооснования 6 в 10 мл CHCl3 в течение 5 мин, отгоняют рас-творитель и получают 1.43 г (96%) ангидрооснования 7, Rf  

0.62 (i-PrOH–аммиак, 1:1). Спектр ЯМР 1Н (CDCl3), δ, м. д. (J, Гц): 1.28 (3H, т, J = 7.1, CH3CH2O), 2.22 (3H, c, 4-CH3), 2.30 

(3H, c, 6-CH3), 3.19 (3H, c, 1-CH3), 4.16 (2H, к, J = 7.1, OCH2CH3), 4.46 (1H, c, H-2'), 5.76 (1H, c, H-5). Найдено: C 63.56; H 

7.35; N 13.78. C11H16N2O2. Вычислено: C 63.44; H 7.74; N 13.45. 

Взаимодействие псевдооснования 6 с изониазидом 2. Смесь 0.9 г (4 ммоль) соеди-нения 6 и 1.1 г (8 ммоль) гидразида 2 

нагревают в 10 мл абсолютного этанола 35 ч, отго-няют растворитель и препаративным делением на колонке (толуол–

ацетон, 3 : 1) получают 0.21 г (17%) 4,6-диметил-3-этоксикарбонил-2-(пиридин-4-карбонил)гидразино-1,2-дигидропири-дина (3), т. 

пл. 86–87 оC, Rf  0.64 (Silufol, толуол–ацетон, 1:2), 0.35 г (45%) пиридона 8 и 0.06 г (8%) соединения 9. Спектр ЯМР 1H 

соединения 3 (ДМСО-d6), , м. д. (J, Гц): 1.41 (3H, т, J = 7.1, CH2CH3); 2.34 (3H, с, 4-CH3); 2.45 (3H, с, 6-CH3); 4.37 (2H, к, 

J = 7.1, OCH2); 6.50 (H, с, H-5); 7.82 (2H, д, J = 6.8, H-2' и -6'); 8.67 (2H, д, J = 6.8, H-3' и -5'); 9.27 (H, с, NH); 10.64 (H, уш. с, 

NH). Спектр ЯМР 13C (ДМСО-d6), , м. д.: 13.87 (CH2CH3); 22.08 (4-CH3); 23.87 (6-CH3); 60.47 (CH2); 106.06 (C(3)); 117.36 

(C(5)); 121.21 (C(3') и C(5')); 139.69 (C(4')); 149.65 (C(2') и C(6')); 150.13 (C(4)); 157.47 (C(6)); 159.38 (C(2)); 162.92 (NHC=O); 167.02 

(C=O). Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 314 (33), 296 (9), 252 (10), 204 (9), 187 (9), 153 (13), 135 (10). 107 (100), 79 (30), 68 (10), 52 

(20). Найдено: C 61.43; H 5.29; N 18.19. C16H18N4O3. Вычислено: C 61.13; H 5.77; N 17.82. 

Взаимодействие ангидрооснования 7 с изониазидом 2. Аналогично выше приведен-ной методике из 0.62 г (3 ммоль) 

ангидрооснования 7 и 0.82 г (6 ммоль) изониазида 2 получают  0.38 г (40%) соединения 3,  0.07 г (12%) пиридона 8 и 0.03 г 

(5%)  соединения 9. 

Синтез соединения 6 [Rf 0.63 (i-PrOH–аммиак, 1:1)] описан в работе [3] и оно по температуре плавления и спектрам ЯМР 
1H и 13C, как и соединения 8 [Rf 0.52 (толуол– ацетон, 1:2)] и 9 [Rf 0.67 (толуол–ацетон, 1:1)] [4,5], идентично заведомому 

образцу. 
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