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Обзор посвящен обсуждению литературных данных и собственных результатов иссле-

дований, касающихся синтеза и биологической активности (в частности, противоопухолевой, 

антимикробной, противогрибковой, противовирусной, противовоспалительной, противосудо-

рожной и др.) пиразоло[1,5-a]пиримидинов. Приводятся схемы и способы синтеза различных 

производных, содержащих заместители в как в пиразольном, так и в пиримидиновом кольцах, 

а также их влияние на отдельные рецепторы и биологическую активность. В обзоре 

приводятся некоторые данные об органических красителях и иных веществах пиразоло[1,5-

a]пиримидинового ряда, которые исследованы в качестве средств визуализации опухолей.  

Библ. ссылок 69, рис. 36. 
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Одной из наиболее исследованных групп конденсированных пири-

мидинов являются азоло[1,5-a]пиримидины, содержащие узловой атом 

азота. В этом ряду выделяются пиразоло[1,5-a]пиримидины, которые 

оказались не только очень активными в своем действии на организм 

человека, но и, как выяснилось, представляют значительный интерес 

как по методам синтеза, так и химических модификаций. К настоящему 

времени синтезировано множество различных производных этой гете-
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роциклической системы и исследовано их биологическое действии на 

организм [1]. Как оказалось, такое сочленение двух азотсодержащих 

ароматических гетероциклов имеет широкий спектр биологической 

активности. 

Пиразолопиримидины были впервые описаны как лиганды аде-

нозиновых рецепторов.  Некоторые производные азолопиримидинов 

привлекают к себе внимание, поскольку являются потенциальными 

ингибиторами обратной транскриптазы ВИЧ, АМФ-фосфодиэстеразы, 

HMG-КоА-редуктазы, KDR-киназы, COX-1, COX-2, антагонистами 

серотониновых 5-HT6-рецепторов, антагонистами CCR1, пестицидами, 

фунгицидами, анальгетиками и противораковыми средствами [2], они 

также имеют антибактериальные, противогрибковые, противовирус-

ные, противовоспалительные, противомалярийные, антигипертензив-

ные свойства [3]. Помимо применения в медицинской практике, пира-

золо[1,5-a]пиримидины и их структурные аналоги оказались перспек-

тивными в производстве красителей, используемых в качестве флуо-

рофоров, а также органических светоизлучающих диодов (OLED) и 

полупроводниковых материалов [4].   Кроме этого они являются исход-

ными материалами для синтеза других конденсированных гетероцик-

лических систем [2]. 

Производные пиразоло[1,5-a]пиримидина представляют собой се-

мейство азотсодержащих гетероциклических соединений, занимающих 

значительное место в медицинской химии. Были разработаны разли-

чные пути синтеза каркаса, благодаря чему можно получать стру-

ктурные модификации по разным положениям бициклической системы 

[5]. Это оказалось в высшей степени продуктивным с точки зрения ис-

пользования в медицинской практике. В медицине широкоприменя-

ются препараты, являющиеся производными пиразоло[1,5-а]пиримиди-

на, в частности, такие как залеплон [6, 7], индиплон [8], динациклиб [9, 

10], оцинаплон [11], анаглиптин [12, 13], лоредиплон [14] и пиразофос 

[15].  

Пиразоло[1,5-а]пиримидины обладающие противоопухолевой 

активностью  

В 2005 году было опубликовано сообщение [16] о синтезе серии 

пиразоло[1,5-а]пиримидин-7-илфениламидов (рис. 1) как о p21-

хемоселективных соединениях, которые обладают антипролифератив-

ной активностью.  
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R = n-Butyl, X =  NHCOO; R = n-Butyl, X =  NHCONH; R = Cyclopropyl, X = NHCONH; R 

= Cyclopropyl, X =   N(Et)CO 

 

Причем, синтез ключегого аминопиразольного фрагмента был осу-

ществлен по следующей схеме:  
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Далее аминопиразол вводился в следующую схему: 
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рис. 1 

В 2006 году была описана серия производных 3-циано-5,7-диза-

мещенных пиразоло[1,5-а]пиримидина, которые имели противоопухо-

левую активность (рис. 2) [17].  
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Схема синтеза приведена ниже: 
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К антипролиферативным веществам, действие которых направлено 

на лечение псориаза и других гиперкератозов, относятся также ряд дру-

гих, в том числе и содержащих гетероциклические заместители в пири-

мидиновом кольце, пиразоло[1,5-а]пиримидин-7-илфениламидов (рис. 

3), описанных в 2009 году [18].  
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Ar/Het = 1,3-Ph, R = isopropyl, X = CH2; Ar/Het = 1,3-Ph, R = isopropyl,  X = 

NH; Ar/Het = 1,3-Ph, R = isopropyl, X = O; Ar/Het = 1,3-Ph-4-Me, R = isopropyl, X = 

CH2; Ar/Het = 1,3-Ph-4-OMe, R = isopropyl, X = CH2; Ar/Het = 1,3-Ph-4-Cl, R = 

isopropyl, X = CH2; Ar/Het = 1,3-Ph-6-Cl, R = isopropyl, X = CH2; Ar/Het = 1,3-Ph-4-

F, R = isopropyl, X = CH2; Ar/Het = 1,3-Ph-4-F, R = CH(CH3)(CF3), X = CH2; Ar/Het 

= 1,3-Ph-4-F, R = tert-butyl, X = CH2; Ar/Het = 1,3-Ph-4-F, R = i-Pr, X = NH; Ar/Het 

= 1,3-Ph-4-F, R = i-Pr, X = O; Ar/Het = 2,5-Thiophene, R = i-Pr, X = CH2; Ar/Het = 

2,4-Thiophene, R = i-Pr, X = CH2; Ar/Het = 3,5-Pyridine, R = i-Pr, X = CH2 

рис. 3 

 

Их синтез проводился реакцией аминопиразола, содержащего тио-

феновый фрагмент, с различными -ненасыщенными кетонами:  
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В 2005 г. была предпринята попытка направленного синтеза пира-

золо[1,5-а]пиримидинов (рис. 4) в качестве ингибиторов CDK2 [19].  
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В 2007 году были синтезированы производные пиразоло[1,5-а]пи-

римидина (рис. 5) в качестве пероральных ингибиторов CDK2 [20].  
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В 2010 году получили (2S,3S)-3-((7-(бензиламино)-3-изопропилпи-

разоло[1,5-a]пиримидин-5-ил)амино)бутан-1,2,4-триол (рис. 6), в ка-

честве эффективного ингибитора киназ CDK1, 2, 5 и 9 [21]. Они 

проявили выраженные противоопухолевые свойства. Исследования 

выявили значительную зависимость в проявлении активности от строе-

ния, в частности, наличия боковой цепи, гидроксильной группы, а 

также концевой аминогруппы [21].  
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рис. 6 

 

Синтезированные в 2002 году реакциями конденсации 2-арилма-

лондиальдегидов с 3-амино-4-арилпиразолами 3,6-диарилпиразоло[1,5-

а]пиримидины (рис. 7), были изучены в качестве ингибиторов киназы 

фактора роста (KDR). Исследования показали, что заместители в 

положениях C-3 и C-6 необходимы для эффективной работы вещества 

в качестве противоопухолевого препарата, причем, прослежена 

зависимость физиологической активности от природы радикалов [22].  
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рис. 7 

N

N
H

NH2

Br

R2

OH

O

N

N
N

Br

R2
R1B(OH)2

N

N
N

R1

R2

 
 

В 1999 г. были синтезированы тиенил- и метоксифенилзамещенные 

пиразоло[1,5-а]пиримидины (рис. 8), биологическая активность кото-

рых оценивалась в отношении бензодиазепиновых рецепторов BZR 

[23]. В частности, в ряду соединений, производных [3-(4-метоксифе-
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нил)-6-(тиофен-3-ил)пиразоло[1,5-а]пиримидин-7(4H)-она и 3,6-ди 

(тиофен-3-ил)пиразоло[1,5-a]пиримидин-7(4H)-она, были заре-гистри-

рованы соединения, отличающиеся высокой активностью. 
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В 2001 г. сообщалось о синтезе 2-арилпиразоло[1,5-а]пиримидин-

3-илацетамидов (рис. 9) в качестве мощных периферических и цент-

ральных лигандов BZR (PBZR и CBZR) [24].  
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Синтез реализован классической схемой получения азолопири-

мидинов.  
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В 2010 году осуществлен синтез пиразоло[1,5-a]пиримидинаце-

тамидов, содержащих в положении 2 пиразольного кольца пара-алкок-

сифенильные заместители (рис. 10). Была изучена их активность на 

транслокаторные белки (TSPO), а также в качестве центральных 

лигандов [25]. 
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R = CH2CH3; R = CH2CH2F; R = (CH2)2CH3; R = (CH2)3CH3; R = CH2C=CH 

рис. 10 

 

Пиразоло[1,5-а]пиримидины - противоинфекционные агенты 

Вещества, имеющие пиразоло[1,5-а]пиримидиновый каркас, прояв-

ляют выраженную фунгицидную, а также антибактериальную актив-

ности, причем они больше действуют в отношении граммотрицатель-

ных бактерий: их эффективность против бактериальных и грибковых 

штаммов сравнима с ампициллином, хлорамфениколом и флукона-

золом.   

В 2009 году были синтезированы пиразоло[1,5-а]пиримидины, 

действующие в качестве ингибиторов РНК-полимеразы вируса гепа-

тита C. Было получено три различных аналога (рис. 12), путем мо-

дификации различных функциональных групп в положениях С-3 (кар-

боксильная группа), С-7 (циклогексильный фрагмент) и С-6 (арома-

тические заместители) [26].  
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рис. 12 

 

Ниже приведены схемы синтеза аддуктов, которые далее конден-

сировались с соответствующими аминопиразольными фрагментами. 
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В 2010 году осуществили синтез и тестирование на антимик-

робную активность ряда конденсированных пиримидинов, в том числе 

пиразоло[1,5-а]пиримидинов, содержащих тиазольный фрагмент сое-

диненный с пиримидиновым кольцом в положении 5 (рис. 13) [27].  
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S

 
X = phenyl, Y = H; X = H, Y = phenyl; X = phenylamino, Y = phenylcarbamoyl; X = 

phenylamino, Y = (4-chlorophenyl)carbamoyl; X = phenylamino, Y = (4-

bromophenyl)carbamoyl; X = cyano, Y = H; X = 4-methyl, Y = phenyl. 

рис. 13 

 

Базовой в синтезе явилась молекула 5-ацетилтиазола.  
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В 2011 году региоселективно были получены замещенные 2-(пи-

разол-1-ил)пиразоло[1,5-а]пиримидины (рис. 14), которые протестиро-

ваны на проявление антимикробных свойствх в отношении двух штам-

мов грамположительных и грамотрицательных бактерий, а также че-

тырех фитопатогенных грибков [28].  
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В 2014 году сообщалось о синтезе и лечебных свойствах новых 5,7-

дизамещенных пиразоло[1,5-а]пиримидинов (рис. 15) в качестве нену-

клеозидных ингибиторов обратной транскриптазы ВИЧ-1 ((NNRTIs) 

[29]. 
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Также относительно недавно (2015 г.) выявлено противовирусное 

действие у новых производных пиразоло[1,5-a]пиримидина (рис. 16), 

проявивших активность в качестве ингибитора респираторно-синци-

тиального вируса (RSV) [30].  

N NH

N

O

N

O

R

 
R = 2-NHSO2Me; 2-H; 2-OH; 2-NH2; 2-NHCOMe; 2-NHCO2Me; 2-NHSO2cPre; 2-

N(Me)SO2Me; 2-NHSO2Me, 3-F; 2-NHSO2Me, 4-F; 2-NHSO2Me, 5-F; 2-NHSO2Me, 5-Cl; 2-

NHSO2Me, 5-Me; 2-NHSO2Me, 5-CF3; 2-NHSO2Me, 5-Br; 2-NHSO2Me, 5-Ph; 2-NHSO2Me, 6-
Cl. 

рис. 16 

 

Противовоспалительные средства 

В 1983 г. были получены 2-фенилпиразоло[1,5-а]пиримидин-7-оны 

– аналоги 4-этил-5,6-дигидро-2-фенилпиразоло[1,5-а]пиримидин-7-она 

(рис. 17), которые исследовались в качестве жаропонижающих и про-

тивовоспалительных средств. Они проявили высокую противовоспа-

лительную и умеренную противоязвенную активности [31].  
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рис. 17 

 

Пиразоло[1,5-а]пиримидины, а также другие близкие по строению 

азотсодержащие гетероциклические системы, такие как пиримидо[1,2-

а]бензимидазол и триазоло[1,5-а]пиримидин, синтезированные в 2008 

г. были исследованы на проявление ими болеутоляющих и противовос-

палительных свойств.  Из полученной серии соединений наиболее 

сильное противовоспалительное и обезболивающее действие прояви-

ли 2-(4-бромфенил)-6-(фенилсульфонил)-7-(4-метилфенил)пиразоло 

[1,5-а] пиримидин и 3-бром-2-фенил-6-(фенилсульфонил)-7-(4-метил-

фенил)пиразоло[1,5-а]пиримидин  (рис. 18) [32].  
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рис. 18 

 

 Из синтезированных молекул соединение на рис. 19 рассматри-

валось как внутрисуставное остеоартритное лекарственное средство. 

Более того, оно продемонстрировало хорошую эффективность ex vivo 

и in vitro, эффективно блокируя разложение коллагена дозозависимым 

образом [33].  
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рис. 19 
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В 2012 году сообщалось о синтезе 5,6,7-тризамещенных пиразо-

ло[1,5-а]пиримидинов (рис. 20) и исследовались их биологические 

свойства в качестве ингибиторов митоген-активируемой протеинки-

назы-2 (MAPKAP K-2) [34].  
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рис. 20 

 

В 2015 была разработана методология синтеза 5-амино-N-(1H-пи-

разол-4-ил)пиразоло[1,5-a]пиримидин-3-карбоксамидов (рис. 21) в ка-

честве ингибиторов киназы-4, ассоциированной с рецептором интер-

лейкина-1 (IRAK4) [35].  
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рис. 21 

 

В 2016 году сообщалось о новых замещенных пиразоло[1,5-а]пири-

мидинах, как о мощных ингибиторах фосфодиэстеразы-4 (ФДЭ4) [36].  

В 2011 году выявили активность у замещенных 6,7-дигидро-5H-

циклопента[d]пиразоло[1,5-a]пиримидинов (рис. 22) – как новых анта-

гонистов CRF1 [37]. 
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рис. 22 

В 2010-ом году было предложено использовать пиразоло[1,5-а]пи-

римидины в качестве средств визуализации опухолей. Первоначально 

был получен 5-{[2-аминоэтиламино]метил}-7-(4-броманилино)-3-циа-

нопиразоло[1,5-а]пиримидин (рис. 23)  (АБЦФП) и соединен с N-мер-

каптоацетилглицином (МАГ), а также МАФ (N-меркаптоацетилфе-

нилаланином) и N-меркаптоацетилвалином (МАА). Все конъюгаты 
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были радиоактивно мечены изотопом [99mTcN]2+ и изучены на предмет 

их биораспределения в организме мышей с опухолями [38].   
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рис. 23 

 

В 2011 году синтезировали 7-(2-[18F]фторэтиламино)-5-метилпи-

разоло[1,5-a]пиримидин-3-карбонитрил (рис. 24) и исследовали в ка-

честве маркеров визуализации для позитронно-эмиссионной томогра-

фии (ПЭТ), с целью обнаружения опухоли [39].  
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рис. 24 

 

Органические красители  

Примерами красителей, содержащих пиразоло[1,5-а]пиримиди-

новое кольцо, являются синтезированные в 2011 году вещества (рис 25) 

[40], которыми высокотемпературным методом, с использованием мик-

роволнового излучения в качестве источника нагрева, были окрашены 

полиэфирные волокна. Такая ткань показала умеренную светостой-

кость и устойчивость к стирке.  
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Аминопиразольный фрагмент был синтезирован по следующей 

схеме: 
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Еще одним примером оригинальных красителей являются бифунк-

циональные бис-сульфатоэтилсульфоновые и бис-монохлортриазино-

вые соединения, синтезированные в 2014 году. Они содержат пира-

золо[1,5-a]пиримидин в качестве базового ядра (рис. 26). Эти краси-

тели были протестированы на хлопчатобумажных, шерстяных и шел-

ковых тканях [41]. 
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рис. 26 

 

Синтез азоло[1,5-a]пиримидинов 

Известно, что синтез пиразолопиримидинового каркаса в основном 

протекает двумя путями: из пиразольного (пятичленного) кольца и ре-

же из пиримидинового (шестичленного) кольца [42]. 

В 2007 году сообщили об эффективном быстром методе регио-

селективного синтеза 6-ацетилпиразоло[1,5-a]пиримидинов, содержа-

щих остаток бензойной кислоты, без использования растворителей. 

Синтез проведен с высокими выходами из NH-3-аминопиразолов и 3-

(3-оксо-2-бензофуран-1(3H)-илиден)пентан-2,4-диона по Aза-Михаэлю 

(рис. 27). В последующем пиразолиленамин был превращен в пира-

золо[1,5-a]пиримидины путем внутримолекулярной циклизации. 
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рис. 27 

 

Позже была обнаружена аналогичная реакция, но с использова-

нием 3-бензоил-2-метил-4H-хромен-4-она, в качестве 1,3-бис-электро-

фильного субстрата. 

6-Ароилзамещенные пиразоло[1,5-a]пиримидины были получены 

региоселективно с хорошими выходами за счет внутримолекулярного 

раскрытия γ-пиронового кольца в Аза-реакции Михаэля. Примеча-

тельно, что циклоконденсация происходит с участием карбонильного 

углерода бензоильной группы, а не карбонильного углерода 2-гид-

роксибензоильной группы (рис. 28) [13]. 
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В 2014 году была описана реакция, катализируемая палладием, 

между β-бромвинил/ариловыми альдегидами с различными 3-ами-

нопиразолами, с региоселективным образованием пиразоло[1,5-a]пи-

римидинов.  Реакция проводилась при микроволновом облучении при 

700 Вт (120°C и 14 бар) в течение 15 минут в отсутствие растворителя, 

в присутствии сложного палладиевого катализатора [Pd(OAc)2, PPh3], а 

в качестве основания использовался K2CO3. Хотя катализируемые ме-

таллами реакции в присутствии нескольких гетероатомов обычно 

сложны из-за их склонности к образованию комплексов металл-ге-

тероатом, все реакции оказались очень эффективными для получения 

пиразоло[1,5-а]пиримидинов. Реакция протекает через первоначальное 

образование имина между формильной группой и свободной амино-

группой пиразола, с последующей NH-таутомеризацией и внутримо-

лекулярной циклизацией по реакции Бухвальда-Хартвига [43].  
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рис. 29 

 

Семейство 7-замещенных 2-метилпиразоло[1,5-a]пиримидинов, ко-

торые проявили флуоресцентные свойства, было синтезировано в 2020 

году в две стадии, исходя из соответствующего метилкетона. Сое-

динения были синтезированы с общим выходом 67–93%.   Изначально 

реакция начинается с получения с высокими выходами (83–97%) ис-

ходных β-енаминонов,  конденсацией соответствующих метилкетонов 

без растворителя (1,0 ммоль) с избытком N, N-диметилформамид-

диметилацеталя (ДМФ-ДМА, 1,5 ммоль) при микроволновом (МВ) 

облучении и температуре 160 °С в течение 15 мин. Однако один из β-

енаминон-кумариновых производных, а именно, с радикалом с (рис. 

20) удалось получить только (с выходом 87%) при кипячении с 

обратным холодильником в течение 6 ч из эквимолярной смеси 3-

ацетил- 2H -хромен-2-она (c) и ДМФА-ДМА в 1,4-диоксане (рис. 30) 

[44].   
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рис. 30 

 

Еще одним методом получения пиразоло[1,5-a]пиримидинов яв-

ляется реакция, осуществляемая без растворителя между эквимолярной 

смесью соответствующего β-енаминона-2 и 3-метил-1H-пиразол-5-ами-

на в условиях МВ облучения при 180°C [45] .  Важно отметить, что 7-

арил-3-метилпиразоло[1,5-a]пиримидины с радикалами a, b, d, e и g 

(рис. 31), были получены с выходом 88–96%, в то время как новые 

пиразоло[1,5-a]пиримидин-кумариновые системы с радикалами c и f 

были получены (с выходом 80–87%) только при кипячении с обратным 

холодильником в течение 3 ч в уксусной кислоте (1.0 мл) при 180 °C 

[46]. 
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рис. 31 

 

Альтернативным способом синтеза пиразоло[1,5-а]пиримидинов 

является метод получения перициклическими реакциями, то есть без 

участия исходного аминопиразола. Разработанная методика синтеза 

данной бициклической системы основана на превращениях из ацик-

лических предшественников с помощью реакции [4+2] циклоприсое-

динения, о которой авторы статьи сообщают как о масштабируемой и 

протекающей однореакторным способом. Соответствующий N-пропар-

гиловый сульфонилгидразон обрабатывают сульфонилазидом в при-

сутствии каталитического количества хлорида меди (I). Реакция про-

текает по типу клик-реакции, с образованием промежуточного триа-

зола, который распадается на интермедиат. Затем происходит внут-

римолекулярная реакция Дильса-Альдера с образованием бицикличес-

кой системы дигидропиразоло[1,5-а]пиримидина. Дигидропроизводное 

далее обрабатывалось в щелочной среде с получением целевого про-

дукта через реакцию элиминирования группы, находящейся у атома 

азота пиримидинового кольца (рис. 32) [47]. 
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рис. 32 

 

В 2015 году была опубликована статья, в которой предлагался еще 

один метод синтеза пиразоло[1,5-а]пиримидинов циклоконденсацией 

халконов и 3-аминопиразолов в присутствии каталитического коли-

чества КОН (рис. 33) [48]. 
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рис. 33 

 

Еще один оригинальный способ получения полизамещенных пира-

золо[1,5- а]пиримидинов был обнаружен в нашей лаборатории, при 

изучении нуклеофильных превращений 2-алкилпиримидиниевых со-

лей, в частности, йодметилата этилового эфира 4,6-диметилпирими-

динил-2-уксусной кислоты. Традиционно, в течение ряда лет, лабо-

ратория изучает действие нуклеофилов – оснований, алкиламинов, гид-

разинов, гидразидов карбоновых кислот, на превращения пиримиди-

ниевых солей. Эти реакции приводят к рециклизациям, сопровож-

дающимся раскрытием пиримидинового кольца и последующей пов-

торной циклизацией, в результате чего образуется новое гетероцик-

лическое кольцо, то есть происходит рециклизационная перегруппи-

ровка. К таким реакциям относятся и превращения производных пи-

римидина (как пиримидиниевых солей, так и бициклических пирими-

диновых систем), известные под названием енаминовых перегруппи-

ровок или перегруппировки Коста-Сагитуллина [49]. На многочис-

ленных типах соединений пиримидинового ряда показано, что под 

действием алкиламинов образуются производные пиридина, причем, 

реакция может сопровождаться не только перегруппировкой, но и 

переаминированием, то есть замещением аминной группы в образую-

щемся пиридиновом продукте [50-60]. В начале 2000-х годов было 

обнаружено, что под действием замещенных гидразинов перегруппи-

ровка протекает иначе – с образованием производных 1,2,4-триазола 

[60]. Логическим продолжением этих работ стала новая рециклизация 

пиримидиниевых солей, с превращением в производные пиразоло[1,5-

а]пиримидинов под действием гидразидов карбоновых кислот (рис. 

34). Сообщение об этом было опубликовано в 2006 году [61]. 
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В этом превращении трехатомный фрагмент C-N-N гидразида 

включается в молекулу пиразолопиримидина, а из пиримидинового 

кольца элиминирует атом азота N-алкильной группы (рис. 35).  
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Позже эти исследования были распространены также на гидразиды 

других гетероциклических кислот – производных пиримидина, пири-

дина, пиразола, триазола, что позволило разработать метод получения 

биологически активных, труднодоступных иными способами, соедине-

ний пиразоло[1,5-а]пиримидинового ряда [62-65]. 

Еще одним путем модификации производных пиразоло[1,5-а]пи-

римидина является алкилирование действием алкилйодидами (рис. 36). 

Как было показано спектральными исследованиями, из входящих в эту 

бициклическую систему 3-х атомов азота электрофильной атаке под-

вергается исключительно атом азота пиримидинового кольца (N-4). 

Заслуживает внимания тот факт, что введение еще одного атома азота в 

пятичленное кольцо, то есть алкилирование замещенных 1,2,4-триа-

золо[1,5-a]пиримидинов, смещает направление атаки в триазольное 
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кольцо и образуются соли 3-алкил-1,2,4-триазоло[1,5-a]пиримидиния 

[66-68].  
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Изучение противосудорожной активности синтезированных пира-

золо[1,5-а]- и 1,2,4-триазоло[1,5-a]пиримидиниевых солей, а также 

сравнение их биологической активности с противосудорожным дейст-

вием соответствующих неалкилированных производных показало, что 

N-алкилированные производные обладают более выраженным проти-

восудорожным действием [69]. 

 

ՊԻՐԱԶՈԼՈ[1,5-а]ՊԻՐԻՄԻԴԻՆՆԵՐԻ ԿԵՆՍԱԲԱՆԱԿԱՆ ԱԿՏԻՎՈՒԹՅԱՆ ՇՐՋԱՆԱԿԸ 

ԵՎ  ԴՐԱՆՑ ՁԵՎԱՓՈԽՄԱՆ ՃԱՆԱՊԱՐՀՆԵՐԸ (ԱԿՆԱՐԿ) 

Գ.Հ. Դանագուլյան, Վ.Կ. Ղարիբյան 

Ակնարկը նվիրված է պիրազոլո[1,5-а]պիրիմիդինների սինթեզին և կեն-

սաբանական ակտիվությանը վերաբերող գրական տվյալների և սեփական ար-

դյունքների քննարկմանը, մասնավորապես դրանց հակաուռուցքային, հակա-

մանրէային, հակասնկային, հակավիրուսային, հակաբորբոքային, հակացնցու-

մային հատկություններին: Բերվում են պիրազոլային և պիրիմիդինային օղակ-

ներում տարբեր տեղակալիչներ պարունակող բազմաթիվ ածանցյալների բա-

նաձևեր և սինթեզի եղանակներ, ինչպես նաև դրանց կենսաբանական ակտի-

վությունը և ազդեցությունը ռեցեպտորների վրա: Ակնարկում ներկայացված 

են նաև  որոշ տվյալներ պիրազոլո[1,5-а]պիրիմիդինային շարքին վերաբերող 

օրգանական ներկանյութերի և այլ միացությունների մասին, որոնք փորձարկ-

վել են որպես քաղցկեղը տեսաբացահայտող գործիքներ:  

 

SPECTRUM OF BIOLOGICAL ACTIVITY OF PYRAZOLO[1,5-

a]PYRIMIDINE DERIVATIVES AND WAYS OF THEIR MODIFICATION 

(REVIEW) 

G.G. Danagulyana,b, V.K. Gharibyana 

a 
Russian-Armenian University, Hovsep Emin str. 123, 0051 Yerevan, Armenia 

b
 Scientific and Technological Center of Organic and Pharmaceutical Chemistry of the National 

Academy of Sciences of the Republic of Armenia, Azatutyan Ave. 26, 0014 Yerevan, Armenia 

 

The review is dedicated to discussing the literature data and our own research 

results regarding the synthesis and biological activity (in particular, antitumor, anti-

microbial, antifungal, antiviral, anti-inflammatory, anticonvulsant, etc.) of pyrazolo[1,5-
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a]pyrimidines. Schemes and methods for the synthesis of various derivatives containing 

substituents in both the pyrazole and pyrimidine rings are presented, as well as their 

effect on individual receptors and biological activity. The review provides insights into 

the study of organic dyes and other substances of the pyrazolo[1,5-a]pyrimidine series, 

which have been studied as tumor imaging agents. 

The review presents an original method for the preparation of polysubstituted 

pyrazolo[1,5-a]pyrimidines by recycling 2-alkylpyrimidinium salts. The reaction of 4,6-

dimethylpyrimidinyl-2-acetic acid ethyl ester iodomethylate with carboxylic acid 

hydrazides leads to the formation of pyrazolo[1,5-a]pyrimidines. In this transformation, 

the triatomic fragment C-N-N of the hydrazide is included in the pyrazolopyrimidine 

molecule, and the nitrogen atom of the N-alkyl group is eliminated from the pyrimidine 

ring. 
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