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Научные интересы: химия полинитрилов, стерео-

химические особенности протекания реакций, 

гетероциклические флуоресцентные и биоло-

гически активные соединения, домино-реакции, 

донорно-акцепторные хромофоры. 

рецепторов GPR1191c и ГАМК. Препараты на основе 

пирроло[3,4-c]пиридин-1,3-диона полезны при диаг-

ностике и лечении тревоги, нарушений сна, передози-

ровке бензодиазепиновых препаратов,1d проявляют 

цитотоксическую1e и антимикобактериальную актив-

ность.1f Производные пирроло[3,4-c]пиридин-1,3-диона 

нашли применение при конструировании флуоресцент-

ных зондов на основе фёрстеровского переноса энергии.1g 

Введение 

Производные пирроло[3,4-c]пиридин-1,3-диона (5-аза-

фталимида) представляют собой малоизученную группу 

конденсированных гетероциклических соединений, 

несмотря на то, что данный структурный фрагмент 

входит в состав ряда биологически активных молекул.1 

Среди производных 5-азафталимида обнаружены 

соединения, являющиеся ингибиторами каспазы-3,1a 

интегразы ВИЧ-1,1b высокоселективными агонистами 

В обзоре обобщены работы последних 10 лет, посвященные получению производных пирроло[3,4-c]-

пиридин-1,3-диона (5-азафталимида). Методы синтеза производных пирроло[3,4-c]пиридин-1,3-диона 

разделены на три группы: аннелирование пиррольного фрагмента, аннелирование пиридинового цикла 

и тандемное замыкание двух циклов. 

Одним из подходов к построению пирроло[3,4-c]-

пиридин-1,3-дионовой системы является аннелиро-

вание малеимида к пиридину.1c,2 Для этой цели 

используют реакции внутримолекулярной гетероцик-

лизации с участием вицинальных заместителей в 

положениях 3 и 4 пиридина, например гетероцикли-

зации сложноэфирной и циановой групп,1c карбокс-

амидной и циановой групп или двух цианогрупп.2a  

Аннелирование пиррольного фрагмента 
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Аннелирование пиррольного фрагмента (окончание) 

Для циклизации с участием хлоркарбонильной и сложно-

эфирной групп2b используют первичные амины. 

Действие последних на цинхомероновый ангидрид 

также приводит к рециклизации в производные пирроло-

[3,4-c]пиридин-1,3-диона.3 

Пирроло[3,4-c]пиридин-1,3-дион был получен при 

окислительном аммонолизе 3,4-лутидина.4  

Описан один пример C–H-карбонилирования гидразида 

изоникотиновой кислоты в присутствии ацетата меди и 

карбоната серебра.5 

Вторую группу методов синтеза пирроло[3,4-c]-

пиридин-1,3-дионов составляют методы, основанные 

на аннелировании пиридинового фрагмента к уже 

имеющемуся малеимиду. Например, в условиях 

реакции Кондратьевой производные 5-этоксиоксазола 

и малеимида образуют азафталимиды.1g,6  

к аминоакрилату. Далее аддукт взаимодействует с 

малеимидом, претерпевает внутримолекулярную цик-

лизацию и окисляется под действием DDQ. 

Описана гетеро-реакция Дильса–Альдера малеимида с 

2H-1,4-оксазином.7 

Синтез производных пирроло[3,4-c]пиридин-1,3-диона, 

аннелированных с циклоалканами, осуществлен на 

основе N-замещенных лактамов.1b  

Аннелирование пиридинового цикла к малеимиду 

Для получения бензоаннелированных пирроло[3,4-c]-

пиридин-1,3-дионов предложена трехкомпонентная 

катализируемая комплексом иридия реакция с учас-

тием броммалонового эфира, малеимида и β-(арил-

амино)акрилата.8  В присутствии комплекса иридия 

образуется малонил-радикал, который присоединяется 

Конденсация ацетиламинопроизводных малононитрила 

и цианоуксусного эфира с малеимидом в присутствии 

TFA приводит к образованию производных аза-

фталимида.1f 

Серия работ посвящена получению производных 

пирроло[3,4-c]пиридин-1,3-диона, аннелированных с 

пиразолом.9 Например, описана гетеро-реакция Дильса–

Альдера малеимида с пиразолами, содержащими в 

положении 5 амидиновый фрагмент, которая в среде 

AcOH приводит к образованию производных пиразоло-

[3,4-b]пирроло[3,4-с]пиридин-6,8-диона.9a 
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Тандемное замыкание циклов 

Эту группу реакций составляют каскадные процессы 

образования производных пирроло[3,4-c]пиридин-1,3-

диона,10 например в результате взаимодействия 

1,2-диаза-1,3-диенов с 2-тиоксотиазолидин-4-онами.10a 

Превращение включает двойную реакцию присое-

динения по Михаэлю роданина к двум молекулам 

1,2-диаза-1,3-диена. Далее в результате элиминирова-

ния сероуглерода и двух молекул спирта формируется 

целевое соединение. 

Еще одним примером тандемного замыкания циклов 

является взаимодействие ацетилпирувата с малон-

амидином.10b 

Серия работ посвящена получению бензоаннелиро-

ванных производных пирроло[3,4-c]пиридин-1,3-диона 

из изатина.11 

Заключение 

В заключение следует отметить, что методы синтеза 

производных 5-азафталимида, базирующиеся на анне-

лировании малеимидного фрагмента к уже существую-

щему пиридиновому циклу, основаны на циклизации 

заместителей в положениях 3 и 4. Этот подход 

позволяет получать целевые соединения с хорошими и 

умеренными выходами. Более широко используемым 

подходом является синтез 5-азафталимидов из про-

изводных пиридина. Он позволяет получать соедине-

ния, содержащие разнообразные заместители практи-

чески в любом положении цикла, в том числе анне-

лированные с циклоалканами, бензолом и пиразолом. 


