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Функционализация пиразольного скаффолда является конструктивным 

подходом к синтезу молекул с широким спектром биологической активности. В этой 

связи аминопиразольный структурный фрагмент имеет большие возможности для 

химических модификаций, поэтому разработка методов синтеза 4-аминопиразолов, 

особенно фторсодержащих, имеет большие перспективы. 

4-Нитрозопиразолы выбраны нами в качестве исходных субстратов, поскольку 

нитрозогруппа легко может быть восстановлена в аминофункцию. Эффективным 

методом синтеза 4-нитрозопиразолов 4 является однореакторный подход, основанный 

на нитрозировании 1,3-дикетонов 1 или их литиевых солей 2 с последующей 

циклизацией промежуточных 2-гидроксиимино-1,3-дикетонов 3 с гидразинами. В 

докладе обсуждаются различные методы восстановления 4-нитрозопиразолов 4a-g в 4-

аминопроизводные 5 и 6 с использованием систем (i-iv), из которых оптимальным 

оказалось гидрирование под давлением 10 атм. в присутствии Pd/C при 50
о
С в EtOH.  

 

В докладе рассматриваются биологические свойства 4-нитрозо- и 4-

аминопиразолов 4-6, среди которых выявлены соединения с высокой анальгетической, 

противотуберкулезной, антибактериальной, антимикотической, антирадикальной и 

противоопухолевой активностью. 
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