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Кипячение  диэфира  (II) в  коттт jентрированной  соляной  кислоте  приводит  
к  хлоргидрату  описанной  ранее  [1] З -карб oксипи pазол -4-илуксуоной  
кислоты  (III) .  

1(Н )  -3 -Бензилоксикарбоннл -4-метоксикарбоиилметилпиразол  (П , С i4I314NгОа )-  Выход  
85%.  Т  89 °C (из  воды ). Спектр  ПМР  (300 MГц , (СДз )2СО ): 3,59 ( З H, c, OСНз ), 3,82 (2H, c, 
СН 2СООСНз ), 5,34 (2H, c, CН 2Ph), 7,3...7,5 (5H, м , Ph), 7,71 м . д . (1H, c, 5-H). 

Гидрохлорид  3 -карбоксипиразо .п -4-ил yк cycн oй  кислоты  (III, CsII6N2O4 • ПС 1). Выход  
95%_ Т рдз л  243...244 °С .  Спектр  ПМР  (300 М I7д , ДМСО -Дь ): 3,67 (2I3, с ,  ВиСООН ), 7,63 (1H, 
c, 5-H) . 

Данные  элементного  анализа  соединений  П  и  УП  соответствуют  расчетным . 
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ПРЯМОЕ  ВВЕДЕНИЕ  ПИРАЗ 'ОЛИДИНОВОГО  ЗАМЕСТИТЕЛЯ  
В  ЯДРО  ПИ PАЗОЛОНА  

Взаимодействие  гидроксипиразолидина  c индолом  до  недавнего  времени  
являлось  единственным  примером  прямого  введения  пиразолидинового  
заместителя  в  л -донорные  гетероциклические  молекулы  [1].  

Нами  обнаружено , что  1-aц eтил -2-фенил -3-метил -5-гидроксипиразо -
лидин  (I) реагирует  c 3-метилпиразолонами -5 IIa,o без  предварительной  
активации  на  поверхности  адсорбента  (ДЭАЭ -целлюлозы , полиамида ) в  
отсутствие  растворителя , образуя  не  доступные  ранее  4-(1-ацетил -2-фенил - 
3-метил -5-гидроксипиразолидинил ) -3-метиллиразолоны -5 IIIa, 6. 
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Соединение  IIIa, подобно  другим  пиразолонам -5  [21,  в  растворах  
существует  в  виде  смеси  двух  таутомерных  форм  А  и  Б , аддукт  III6 
преимущественно  имеет  строение  оксипиразола  Б  (ПМР , ИК ). 

Надо  отметить , что  несмотря  на  невысокие  выходы , твердофазньгй  способ  
является  на  сегодняптний  день  единственным  методом  синтеза  
пиразолидиниллпираволонов  IIIa и  III6 , представляющих  интерес  для  
исследования  их  биологической  активности . 

3 -Метил -4- (1  - ацетил -2 -фенил -З -метил -5 -гидроксипйразолидияил ) пиразолон -5  ('Па , 

Сь 6Нго N4От ). На  20-кратное  по  весу  количество  полиамида  (фирма  Woehn) наносят  последова - 

тельно  растворы  З -метилпиразолона -5 (IIа ) в  минимальном  количестве  абсолютного  метанола  и  
1  -ацетил -2-феммл -3-метил -5-гмдроксипиразолидима  (I) в  бензоле , растворители  удаляют  н  ваку -

уме . Смесь  н aгpев aют  в  термостате  4 сут  при  60 °С . Продукты  реакции  экстр aги pуют  этанолом , 

очистку  производят  методом  флеш -хроматог pафии  на  8102. Выход  28%. Тпл  143 °С . ИК  спектр : 

1640 (C=N, СН 3СО ), 1735 (С =О  цикл ), 3000...3400 см  1  (ОН , NH). Спектр  П MP (СДС 1з ): 1,24 

(ЗН , д , 3'-СНз ); 2,05 (3Н , c, 3-СНз ); 2,13 (ЗН , c, СНзСО ); 2,43 (2Н , м , 4'-H); 3,40 (0,7Н , м , 4-H); 

4,22 (1H, м , 3'-H); 5,21 (1 Н , м , 5'-Н ); 6,8...7,5 м . д . (5Н , м , СеН 5). СпектрЯМР  13С  (СДС 1з ): 12,29 

(3'- СНз ); 21,05 (СНэСО ); 33,52 ( С (4')); 50,69 ( С (з ')); 62,25 ( С (5')); 177,98 ( СНз çО ); 19,07 (3-

СНз ); 99,69 (С (4)); 148,85 ( С (з )); 156,88 ( С (s)); 115,35, 122,90, 129,53, 142,35 м . д . (СЬН 5). 

Масс -спект p, ш /2 (7, %): М }  300(2), 257(3), 185(3), 177(10), 176(11), 161(18), 160(17), 150(29), 

149(13), 108(13), 107(65), 93(22), 91(42), 77(100), 65(18). 

1-  фенил -3 -метил -4- (1  -ацетил -2-фенил -3-метил -5-гидраксялиразолидияил ) лиразолон -5  
(шб , C22H24N4O2). Получают  aн aлогично  соединению  IIIa на  поверхности  ДЭАЭ -целлюлозы  

(фирма  Reanal) , выделяют  хроматографически  на  8iO2. Выход  12%.  ИК  спектр : 1620, 1640 (C=N, 

СНзС 0), 2500...3000 см  1  (ОН ). Спектр  ПМР  (СДС 1з ): 1,30 (ЗН , д , 3'-СНЗ ); 1,86 (ЗН , c, 3-СНз ); 

2,15 (ЗН , c, СНзСО ); 2,47 (2H, м , 4'-Н ); 4,28 (1H, м , 3'-H); 5,25 (1 Н , м , 5'-Н ); 6,7...7,9 (10Н , м , 

2 СеН 5); 11,40 м . д . (1 Н , c, ОН ). СпектрЯМР  13С  (СДС 1з ); 15,62 ( З -СНз ); 21,12 ( СНзСО ); 33,13 

(С (4')); 52,12 ( С (з ')); 62,70 (C(5')); 176,45 ( СНз çО ); 18,84 ( З -СНз ); 96,76 ( С (4)); 149,20 ( С (з )); 
152,90 (С (5)), 116,00; 121,15; 125,57; 128,25; 128,70; 129,35; 138,63; 145,24 м . д _ (2 CSHs). 

Масс -спектр , т / г  (I, %): М +  376(7), 358(7), 333(12),  232.(8), 226(59), 211(65), 200(76), 185(80), 

161(85), 107(64), 105(40), 93(74), 91(57), 77(100). 

Авторы  выражают  благодарность  РФФИ  за  финансирование  
исследований  в  области  химии  гетероцикли 'ческих  соединений  (код  проекта  
96-03-32507а ), a также  ТК  РФ  по  ВО  НТП  ыТонкий  органический  синтез » 
(грант  ФТ -28). 
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