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ИМИДАЗО[1,2-a]ПИРАЗИНА И ИМИДАЗО[1,2-a]ПИРИМИДИНА 

Рассмотрены синтетические подходы к построению бициклических систем, со-
держащих ядро имидазола. Изучены методы получения производных имидазо[1,2-a]-
пиразина и имидазо[1,2-a]пиримидина, разработаны методы их каталитического 
гидрирования. Впервые обнаружено частичное восстановление имидазольного цикла 
при гидрировании производных имидазо[1,2-a]пиримидинов. 
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Одним из приоритетных направлений современной медицинской химии 
является целенаправленный синтез нового поколения биологически активных 
соединений, в которых успешно сочетаются высокая эффективность и низкая 
токсичность. 

Учитывая широкий спектр биологического действия производных имида-
зола, пиразина и пиримидина [1–6], актуальной задачей становится синтез 
новых конденсированных гетероциклов на их основе. На сегодня наиболее 
изучены химия и свойства N-алкилированных и функционализированных по 
положению 2 имидазолов и значительно меньше внимания уделено конден-
сированным двухъядерным структурам, содержащим цикл имидазола. Пер-
спективными в этом плане, на наш взгляд, могут быть имидазо[1,2-a]пира-
зины, которые можно рассматривать как производные 2-аминометилимида-
зола с жёстко фиксированным заместителем, и имидазо[1,2-a]пиримидины – 
аналоги 2-аминоимидазола. Учитывая фармакологическую перспективность 
таких аннелированных гетероциклов, поиск новых подходов к их синтезу, 
расширение арсенала доступных методов и реагентов их химической моди-
фикации остаются актуальными и практически значимыми. 

В нашей работе рассмотрены способы получения аннелированных 
производных имидазодиазинов и реакции их восстановления. 

Существует несколько направлений синтеза таких аннелированных про-
изводных с использованием в качестве исходных реагентов 2-функционали-
зированных азинов или 2-аминоалкилимидазолов. 

Оптимальным путём решения поставленной задачи, на наш взгляд, 
является использование реакции соответствующих 2-аминодиазинов с α-гало-
генкарбонильными соединениями или их ацеталями [1–7], что связано с до-
ступностью и относительной дешевизной исходных реагентов. 

Второй способ, заключающийся во взаимодействии 2-алкоксидиазинов 
или 2-галогендиазинов с соответствующими аминометилкарбонильными 
соединениями или их ацеталями [8–11], имеет ряд недостатков, ограни-
чивающих его применение. К таким факторам, например, относятся трудо-
ёмкость получения исходных метоксипроизводных диазинов, образование 
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побочных продуктов при снятии ацетальной защиты. Использование в реак-
ции гидрохлоридов аминокетонов также сопровождается образованием по-
бочных продуктов самоконденсации – симметричных 2,5-дизамещённых 
пиразинов, что снижает выходы целевых продуктов. 

 

Третий путь – формирование диазинового цикла на основе 2-аминоалкил-
производных имидазола, как правило, идёт с лучшими выходами, но синтез 
исходных полупродуктов достаточно трудоёмок [12–16]. 

Для синтеза имидазо[1,2-a]пиразинов нами реализована стратегия 
с использованием реакции 2-аминопиразина (1) с α-галогенкарбонильными 
соединениями и их ацеталями. Взаимодействие соединения 1 с диэтил-
ацеталем бромуксусного альдегида (2а) протекает через стадию образования 
четвертичной соли, которая при последующей обработке концентрированной 
HBr циклизуется в продукт 4 (метод А) [1]. Выход соединения 4 составляет 
всего 10%, очевидно, вследствие разрушения пиразинового цикла минераль-
ными кислотами. Таким образом, наиболее эффективным способом повы-
шения выхода продукта реакции, на наш взгляд, является активирование 
карбонильной группы путём снятия ацетальной защиты с помощью разбав-
ленной хлористоводородной кислоты в ТГФ в присутствии хлорида лития 
(метод Б, выход 47%). 
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Реакции 2-аминопиразина (1) с α-галогенкарбонильными соединениями – 

хлоруксусным альдегидом (2b) и броммалоновым диальдегидом (2с) 
(метод В) – протекают через стадию образования оснований Шиффа 3 и 6, 
что подтверждено анализом реакционных смесей методом ЖХ-МС: обна-
ружены соединения с m/z 156 [M+H]+ (соединение 3) и m/z 227 [M–H]– (сое-
динение 6). Циклизация интермедиатов 3 и 6 приводит к целевым аннели-
рованным производным имидазола 4 и 7 соответственно. В случае реакции 
аминопиразина 1 с броммалоновым диальдегидом (2с) при кипячении 
в спирте в течение 2 ч нами был выделен интермедиат 6 в чистом виде. Даль-
нейшее кипячение в течение 48 ч приводит к замыканию цикла и образо-
ванию имидазо[1,2-a]пиразина 7. Наличие в структуре соединения 7 альде-
гидной группы является благоприятным фактором для последующей 
модификации структуры. 

Реакцию соединения 1 с 3-хлорбутаноном осуществить не удалось. Поэто-
му нами предложен метод синтеза 2,3-диметилимидазо[1,2-a]пиразина (9), 
который заключается в циклизации соединения 1 с кетоспиртом 2d. Образо-
вание аннелированной имидазо[1,2-a]пиразиновой структуры подтверждено 
данными элементного анализа, а также спектроскопии ЯМР 1Н и 13С. 

При восстановлении соединений 4, 9 водородом на палладиевом катали-
заторе с высокими выходами (95–98%) были выделены 5,6,7,8-тетрагидро-
имидазо[1,2-a]пиразины 5, 10. 

Синтез имидазо[1,2-a]пиримидина (13) осуществляли как циклизацией 
2-аминопиримидина (11) с хлоруксусным альдегидом (2b), так и реакцией 
2-аминоимидазола (12) с 1,1,3,3-тетраметоксипропаном (2е). Реакции с 
использованием 2-аминопиримидина (11), в отличие от реакций с 2-аминопи-
разином (1), протекают с более высокими выходами (80–85%), кроме того 
конечные продукты не требуют хроматографической очистки. 

При восстановлении имидазо[1,2-a]пиримидина (13) водородом на 
палладии получена смесь продуктов: 5,6,7,8-тетрагидропроизводного 14 [17] 
и не описанного ранее 2,3,5,6,7,8-гексагидропроизводного 15 (около 15%), 
которые были разделены хроматографически. Следует отметить, что варьиро-
вание условий восстановления (давление, температура, разбавление, коли-
чество катализатора) не привело к изменению состава смеси. 

Провести дальнейшее восстановление тетрагидропроизводного 14 в соеди-
нение 15 нам не удалось. 
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Синтез имидазо[1,2-a]пиримидин-3-карбальдегида (16), согласно литера-
турным данным, можно осуществить несколькими путями: формилированием 
по Вильсмейеру–Хааку [18], взаимодействием хлораля и имидазо[1,2-a]пири-
мидина с последующим щелочным расщеплением полученного замещённого 
трихлорметилкарбинола [19], реакцией имидазо[1,2-a]пиримидина с уротро-
пином в уксусной кислоте [20] или циклизацией 2-аминопиримидина (11) 
с броммалоновым диальдегидом (2с) [21]. При воспроизведении методики, 
предложенной Талановой [19], выделить целевой альдегид 16 нам не удалось, 
хотя он был обнаружен в реакционной смеси методом ТСХ. В реакции 
с использованием уротропина конечный продукт загрязнён примесью уро-
тропина, от которой сложно избавиться. Наиболее приемлемый метод полу-
чения альдегида 16 – это циклизация 2-аминопиримидина (11) с броммало-
новым диальдегидом (2с), хотя реакция также осложняется побочными про-
цессами. Так, в качестве побочного продукта нами выделен 6-бромимидазо-
[1,2-a]пиримидин-3-карбальдегид (17), что объясняется бромирующими 
способностями броммалоновых производных. 

Циклизация 2-аминопиримидина (11) с бромпировиноградным эфиром 2f 
приводит к образованию смеси изомеров 18 и 19 [17], из которой в чистом 
виде нами выделен 2-карбэтоксиимидазо[1,2-a]-пиримидин 19 с выходом 
около 30%. 

Восстановление продукта 19 протекает аналогично восстановлению незаме-
щённого имидазо[1,2-a]пиримидина – с примесью гексагидропроизводного 21 
(около 7%). Чистое тетрагидропроизводное 20 было получено кристал-
лизацией из метанола. 
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Таким образом, на основе анализа закономерностей и факторов, опре-
деляющих путь построения бициклических систем, аннелированных ядром 
имидазола, разработаны и реализованы новые модификации синтеза 
производных имидазо[1,2-a]пиразина и имидазо[1,2-a]пиримидина. Найдены 
оптимальные условия синтеза ряда новых гидрированных производных 
имидазо[1,2-a]пиразина и имидазо[1,2-a]пиримидина. Впервые показано, что 
восстановление производных имидазо[1,2-a]пиримидина протекает с обра-
зованием побочного продукта частичного гидрирования имидазольного 
фрагмента на уровне 12–15%, в то время как непосредственное гидрирование 
5,6,7,8-тетрагидроимидазо[1,2-a]пиримидина не приводило к гидрированию 
имидазольного фрагмента. 

ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ 

ИК спектры записаны на спектрометре FT-IR Bruker Tensor-27 в таблетках KBr. 
Спектры ЯМР 1Н и 13С зарегистрированы на спектрометре Avance DRX-500 (500 и 
125 МГц соответственно) в ДMСO-d6 (спектры ЯМР 1Н соединений 7, 13, 16, 17, 19, 
20, все спектры ЯМР 13С) и в CDCl3 (спектры ЯМР 1Н остальных соединений), 
внутренний стандарт ТМС. Спектры ЖХ-МС записаны на приборе Agilent 1100 
LC/MSD SL, снабжённом колонкой Rapid Resolution HT Cartridge 4.6 × 30 mm, 
1.8-Micron, Zorbax SB-C18. Методы ионизации: ЭУ (70 эВ) (соединение 10) или ХИ 
(200 эВ) (остальные соединения). Элементный анализ проведён на приборе vario 
MICRO cube. Температуры плавления определены на прибора Кофлера. 

Исходные соединения – 2-аминопиразин (1), 2-бром-1,1-диэтоксиэтан (2a), хлор-
ацетальдегид (2b), 2-броммалоновый диальдегид (2c), 3-гидроксибутан-2-он (2d), 
1,1,3,3-тетраметоксипропан (2e), 2-аминопиримидин (11), сульфат 2-аминоимида-
зола (12) – реактивы фирмы Enamine Ltd. В синтезах использовали растворители 
отечественного производства марки "ч" или "хч". 

Имидазо[1,2-a]пиразин (4). А. Методика приведена в работе [1]. Выход 10%. 
Б. Смесь 100.0 г (0.50 моль) 2-бром-1,1-диэтоксиэтана (2а), 100 мл ТГФ, 10 мл 

конц HCl и 0.3 г LiCl выдерживают при 25 °С в течение 12 ч. В полученный раствор 
вносят 55.0 г (0.55 моль) Et3N, 47.5 г (0.50 моль) 2-аминопиразина (1) и 200 мл EtOH 
и кипятят в течение 48 ч. Контроль за протеканием реакции осуществляют методом 
ТСХ (элюент EtOAc; соединение 1 – Rf 0.3, соединение 4 – Rf 0.1). Растворитель 
удаляют в вакууме, остаток нейтрализуют насыщенным водным раствором K2СО3 и 
экстрагируют CHCl3 (4 × 30 мл). Экстракт сушат над K2СО3, упаривают в вакууме до 
объёма 60 мл и хроматографируют на воронке Шотта (d 160 мм) через слой 
силикагеля (150 мм), элюент CHCl3–MeOH, 9:1. Выход 27.0 г (47%). 

В. В двугорлой колбе смешивают 190.0 г (2.00 моль) 2-аминопиразина (1), 330.0 г 
(2.05 моль) 50% водного раствора хлорацетальдегида (2b) и 1000 мл BuOH. Смесь 
нагревают на масляной бане при 110 °С в атмосфере аргона в течение 30 ч. Контроль 
за протеканием реакции осуществляют методом ТСХ (элюент EtOAc; соединение 1 – 
Rf 0.3, соединение 3 – Rf 0.6, соединение 4 – Rf 0.1). Получают коричневатый раствор, 
растворитель удаляют в вакууме, остаток нейтрализуют насыщенным раствором 
K2СО3 и экстрагируют CHCl3 (4 × 30 мл). Объединённые экстракты высушивают над 
K2СО3 и упаривают в вакууме, концентрируя до объёма 60 мл. Полученную смесь 
хроматографируют на воронке Шотта (d 160 мм) через слой силикагеля (150 мм), 
элюент CHCl3–MeOH, 9:1. Остаток после удаления растворителя очищают пере-
кристаллизацией из 100 мл EtOAc, маточный раствор подвергают повторному хрома-
тографическому разделению. Выход 61.9 г (26%), бледно-жёлтый кристаллический 
порошок, т. пл. 83–85°С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 7.70 (1H, с, H-5); 7.82 (1H, с, 
H-6); 7.88 (1H, д, J = 4.5, H-3); 8.10 (1H, д. д, J = 4.5, J = 1.3, H-2); 9.11 (1H, с, H-8). 
Найдено, %: С 60.51; H 4.24; N 35.31. С6H5N3. Вычислено, %: С 60.50; H 4.23; 
N 35.27. 
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5,6,7,8-Тетрагидроимидазо[1,2-a]пиразин (5). В автоклав загружают 1000 мл 
МеОН, 107.2 г (0.9 моль) имидазо[1,2-a]пиразина (4) и 25.0 г 10% Pd/C. Реакционную 
смесь нагревают при 40 °С в атмосфере H2 (50 атм) в течение 12 ч. Катализатор 
отфильтровывают, растворитель удаляют в вакууме до образования вязкой жидкости. 
Содержимое колбы заливают 500 мл CHCl3, высушивают над K2СО3 и снова удаляют 
растворитель в вакууме. Получают маслянистое вещество, которое не кристаллизует-
ся и содержит 3–4% воды (по Фишеру). Выход 102 г (98%). После вакуумной 
перегонки (фракция 150–160 °С (4 мм рт. ст.) получено белое кристаллическое 
вещество(сильно гидроскописное). Выход 99.5 г (90%), т. пл. 56–60 °С. Спектр 
ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.85 (1H, уш. с, NH); 3.20 (2H, т, J = 5.4, 5-CH2); 3.92 (2H, т, 
J = 5.4, 6-CH2); 4.04 (2H, с, 8-CH2); 6.77 (1H, с, H-3); 6.93 (1H, д, J = 6.6, H-2). Масс-
спектр, m/z (Iотн, %): 124 [M+H]+ (100). Найдено, %: C 58.48; H 7.39; N 34.14. C6H9N3. 
Вычислено, %: C 58.52; H 7.37; N 34.12. 

2-Бром-3-[(пиразин-2-ил)амино]-2-пропеналь (6) и имидазо[1,2-a]пиразин-
3-карбальдегид (7). В 1000 мл EtOH растворяют 95.1 г (1.0 моль) 2-аминопиразина (1), 
в полученный раствор добавляют 156.9 г (1.0 моль) 2-броммалонового диальдегида (2с), 
кипятят в течение 2 ч, в результате образуется обильный коричневый осадок проме-
жуточного соединения 6 (100 мг осадка отобирают на анализ). Далее реакционную 
смесь продолжают нагревать ещё в течение 48 ч. Контроль протекания реакции 
осуществляют методом ТСХ (элюент EtOAc; соединение 1 – Rf 0.3, соединение 6 – 
Rf 0.7, соединение 7 – Rf 0.1). Растворитель удаляют в вакууме досуха, добавляют 
насыщенный водный раствор K2СО3 до рН ~13. Водный раствор экстрагируют CHCl3 
(4 × 100 мл), экстракт высушивают над K2СО3, концентрируют на роторном 
испарителе до объёма 60 мл и хроматографируют на воронке Шотта (d 160 мм) через 
слой силикагеля (150 мм), элюент CHCl3–MeOH, 9:1. Растворитель отгоняют, остаток 
очищают перекристаллизацией из 1000 мл EtOAc, фильтрат подвергают повторному 
хроматографическому разделению. 

Соединение 6. Коричневые кристаллы, т. пл. 138–145 °С (с разл.). Спектр ЯМР 
1Н, δ, м. д. (J, Гц): 8.34 (2H, с, H Ar); 8.73 (1H, с, H Ar); 8.90 (1H, с, NH–CH=); 9.27 
(1H, с, CHО); 10.46 (1H, уш. с, NH). Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 184.7; 148.5; 146.4; 
142.5; 139.6; 136.2; 107.4. Найдено, %: C 36.75; H 2.70; Br 35.10; N 18.45. C7H6BrN3O. 
Вычислено, %: C 36.87; H 2.65; Br 35.04; N 18.43. 

Соединение 7. Выход 36.7 г (25%), светло-коричневый порошок, т. пл. 190–
192 °С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 8.31 (1H, д, J = 6.6, H Ar); 8.68 (1H, с, H Ar); 
9.26 (1H, д, J = 6.6, H Ar); 9.39 (1H, с, H Ar); 10.11 (1H, с, CHО). Найдено, %: C 57.12; 
H 3.44; N 28.58. C7H5N3O. Вычислено, %: C 57.14; H 3.43; N 28.56. 

2,3-Диметилимидазо[1,2-a]пиразин (9). В конической колбе смешивают 500 мл 
BuOH, 95 г (1.0 моль) 2-аминопиразина (1), 88 г (1.1 моль) 3-гидроксибутан-2-она (2d). 
Реакционную смесь кипятят в течение 3 ч c отгонкой азеотропа. Затем доливают 
100 мл конц. HCl и кипятят в атмосфере аргона ещё 15 ч. Контроль за протеканием 
реакции осуществляют методом ТСХ (элюент EtOAc; соединение 1 – Rf 0.30, 
соединение 8 – Rf 0.70, соединение 9 – Rf 0.15). По окончании реакции растворитель 
удаляют в вакууме, остаток нейтрализуют 40% водным раствором K2СО3. Продукт 
экстрагируют CHCl3 (3 × 200 мл). Полученную смесь упаривают и хромато-
графируют на воронке Шотта (d 160 мм) через слой силикагеля (150 мм) (градиент-
ное элюирование: CHCl3, EtOAc, MeOH), растворитель удаляют в вакууме. Выход 
44 г (30%), светло-жёлтые кристаллы, т. пл. 170–171 °С (EtOAc). Спектр ЯМР 1Н, 
δ, м. д. (J, Гц): 2.44 (3H, с, CH3); 2.50 (3H, c, CH3); 7.75 (1H, д, J = 3.4, H-5); 7.86 (1H, 
д, J = 4.4, H-6); 8.97 (1H, с, H-8). Найдено, %: C 65.28; H 6.18; N 28.53. C8H9N3. 
Вычислено, %: C 65.29; H 6.16; N 28.55. 

2,3-Диметил-5,6,7,8-тетрагидроимидазо[1,2-a]пиразин (10). В 400 мл MeOH 
растворяют 36.8 г (0.25 моль) 2,3-диметилимидазо[1,2-a]пиразина (9) и добавляют 
15.0 г 10% Pd/C. Реакционную смесь нагревают в автоклаве при 40 °С в атмосфере H2 
(50 атм) в течение 12 ч. Катализатор отфильтровывают, растворитель удаляют 
в вакууме до образования вязкой жидкости. Остаток заливают 500 мл CHCl3, сушат 



 760 

над K2СО3, раствор фильтруют, растворитель удаляют в вакууме. Выход 34.0 г (95%), 
белые кристаллы, т. пл. 60–62 °С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.93 (1H, уш. с, 
NH); 2.05 (3H, c, CH3); 2.10 (3H, c, CH3); 3.21 (2H, т, J = 5.5, 5-CH2); 3.69 (2H, т, 
J = 5.4, 6-CH2); 3.97 (2H, с, 8-CH2). Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 141.1; 130.5; 120.5; 44.6; 
43.1; 42.9, 12.0; 8.1 . Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 151 [M]+ (100). Найдено, %: C 63.53; 
H 8.68; N 27.77. C8H13N3. Вычислено, %: C 63.55; H 8.67; N 27.79. 

Имидазо[1,2-а]пиримидин (13). А. В 200 мл EtOH растворяют 47.5 г (0.5 моль) 
2-аминопиримидина (11), в полученный раствор добавляют 100.0 г 50% водного 
раствора хлорацетальдегида (2b). Реакционную смесь кипятят в атмосфере аргона в 
течение 30 ч. Контроль за протеканием реакции осуществляют методом ТСХ (элюент 
EtOAc; соединение 11 – Rf 0.3, соединение 13 – Rf 0.1). По окончании реакции 
растворитель удаляют в вакууме, остаток нейтрализуют 40% водным раствором 
K2СО3. Продукт экстрагируют CHCl3 (4 × 300 мл), экстракт сушат над K2СО3 
и концентрируют на роторном испарителе до объёма 100 мл. Полученный раствор 
хроматографируют на воронке Шотта (d 160 мм) через слой силикагеля (150 мм), 
элюент CHCl3–MeOH, 9:1. Полученный после упаривания остаток кристаллизуют из 
100 мл EtOAc. Выход 49.0 г (84%). 

Б. В колбу помещают 17.9 г (0.1 моль) сульфата 2-аминоимидазола (12), 18.0 г 
(0.1 моль) 1,1,3,3-тетраметоксипропана (2е) и 50 мл AcOH. Полученный раствор 
кипятят в течение 5 ч при постоянном перемешивании. По окончании реакции 
растворитель удаляют в вакууме, остаток нейтрализуют 20% водным раствором 
K2СО3 (рН 9–10). Продукт экстрагируют CH2Cl2 (2 × 100 мл). Экстракт сушат над 
K2СО3, полученный раствор упаривают в вакууме досуха. Выход 11.1 г (92%), 
бледно-жёлтые кристаллы, т. пл. 130–132 °С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 
7.05 (1H, д. д, J = 6.5, J = 4.0, H Ar); 7.74 (1H, c, H Ar); 7.93 (1H, с, H Ar); 8.47–8.60 
(1H, м, H Ar); 9.00 (1H, д. д, J = 6.6, J = 1.1, H Ar). Найдено, %: C 60.55; H 4.28; 
N 35.29. C6H5N3. Вычислено, %: C 60.50; H 4.23; N 35.27. 

5,6,7,8-Тетрагидроимидазо[1,2-a]пиримидин (14). В 100 мл МеОН растворяют 
40.0 г (0.3 моль) имидазо[1,2-а]пиримидина (13), в раствор добавляют 10.0 г 10% 
Pd/C. Реакционную смесь нагревают при 40 °С в атмосфере H2 (30 атм) в течение 12 ч. 
Катализатор отфильтровывают, растворитель удаляют в вакууме до маслообразного 
продукта. Смесь хроматографируют на воронке Шотта (d 160 мм) через слой 
силикагеля (150 мм), элюент CHCl3–MeOH, 9:1. Полученный раствор упаривают 
досуха. Выход 23.5 г (64%), белый кристаллический порошок, т. пл. 106–109 °С. 
Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.94–2.23 (2H, м, CH2); 3.24–3.38 (2H, м, CH2); 3.87 
(2H, т, J = 5.9, CH2); 5.09 (1H, уш. с, NH); 6.44 (1H, с, H Ar); 6.61 (1Н, с, H Ar). Масс-
спектр, m/z (Iотн, %): 124 [M+H]+ (100). Найдено, %: C 58.53; H 7.38; N 34.14. C6H9N3. 
Вычислено, %: C 58.52; H 7.37; N 34.12. 

2,3,5,6,7,8-Гексагидроимидазо[1,2-a]пиримидин (15). Выделен при элюиро-
вании соединения 14 смесью CHCl3–MeOH–Et3N, 60:35:5. Выход 0.32 г (1%), 
желтоватая маслянистая жидкость. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.94–2.09 (2H, м, 
CH2); 3.26 (2H, т, J = 5.9, CH2); 3.29 (2H, т, J = 5.9, CH2); 3.40 (1H, уш. с, NH); 3.52–
3.59 (2H, м, CH2); 3.59–3.65 (2H, м, CH2). Спектр ЯМР 13C, δ, м. д.: 176.7; 48.7; 42.0; 
37.7; 25.5; 20.6. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 126 [M+H]+ (100). Найдено, %: C 57.62; 
H 8.97; N 33.59. C6H11N3. Вычислено, %: C 57.57; H 8.86; N 33.57. 

Синтез альдегидов 16, 17. В 300 мл BuOH растворяют 19.0 г (0.2 моль) 2-амино-
пиримидина (11), 32.0 г (0.2 моль) 2-броммалонового диальдегида (2с) и кипятят при 
перемешивании на масляной бане при 120 °С в течение 8 ч. Контроль за протеканием 
реакции осуществляют методом ТСХ (элюент EtOAc; соединение 16 – Rf 0.5, 
соединение 17 – Rf 0.7). После окончания реакции растворитель удаляют в вакууме, 
добавляют 200 мл Н2О и нейтрализуют раствором NaHCO3. Продукт экстрагируют 
CHCl3 (4 × 200 мл), объединённые фракции сушат над Na2SO4, упаривают до объёма 
100 мл. Полученную смесь хроматографируют на воронке Шотта (d 160 мм) через 
слой силикагеля (150 мм), элюент CHCl3–MeOH, 2:1. Собирают две фракции. 
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Имидазо[1,2-a]пиримидин-3-карбоксальдегид (16). Выход 19.5 г (60%), серо-
вато-белый порошок, т. пл. 198–200 °С (МеОН). Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 7.44 
(1H, д. д, J = 6.6, J = 4.3, H Ar); 8.70 (1H, с, H Ar); 8.88 (1H, д. д, J = 4.1, J = 1.9, H Ar); 
9.67 (1H, д. д, J = 6.7, J = 1.8, H Ar); 9.97 (1H, с, СHО). Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 148 
[M+H]+ (100), 120 [M–СНО]+ (8). Найдено, %: C 57.15; H 3.41; N 28.57. C7H5N3O. 
Вычислено, %: C 57.14; H 3.43; N 28.56. 

6-Бромимидазо[1,2-a]пиримидин-3-карбальдегид (17). Выход 1.13 г (2.5%), 
серовато-белый порошок, т. пл. >250 °С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 8.70 (1H, с, 
H Ar); 8.86 (1H, д, J = 3.2, H Ar); 9.69 (1H, д, J = 3.2, H Ar); 9.94 (1H, с, СHО). Масс-
спектр, m/z (Iотн, %) (для изотопа 81Br): 228 [M+H]+ (100). Найдено, %: C 37.21; H 1.79; 
Br 35.43; N 18.62. C7H4BrN3O. Вычислено, %: C 37.20; H 1.78; Br 35.35; N 18.59. 

Этил-имидазо[1,2-a]пиримидин-2-карбоксилат (19). В 300 мл EtOH растворяют 
28.5 г (0.3 моль) 2-аминопиримидина (11) и 58.5 г (0.3 моль) этилового эфира бром-
пировиноградной кислоты (2f) и кипятят в течение 16 ч. Контроль за протеканием 
реакции осуществляют методом ТСХ (элюент EtOAc; соединение 18 – Rf 0.3, 
соединение 19 – Rf 0.1). После окончания реакции реакционную смесь охлаждают, 
нейтрализуют 20% водным раствором K2СО3 (рН 9–10), осадок отфильтровывают. 
Продукт очищают перекристаллизацией из 100 мл ДМФА. Выход 17.0 г (30%), белый 
порошок, т. пл. 179–181 °С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.34 (3H, т, J = 7.1, 
ОСН2CH3); 4.34 (2H, к, J = 7.0, ОСН2CH3); 7.17 (1H, д. д, J = 6.6, J = 4.1, H Ar); 8.51 
(1H, с, H Ar); 8.61–8.75 (1H, м, H Ar); 8.99 (1H, д, J = 6.8, H Ar). Найдено, %: C 56.53; 
H 4.75; N 21.97. Вычислено, %: C 56.54; H 4.74; N 21.98. 

Этил-5,6,7,8-тетрагидроимидазо[1,2-a]пиримидин-2-карбоксилат (20). В 100 мл 
МеОН растворяют 12.0 г (0.06 моль) этил-имидазо[1,2-a]пиримидин-2-карбоксилата (19) 
и добавляют 3.0 г 10% Pd/C. Реакционную смесь нагревают при 50 °С в атмосфере Н2 
(70 атм) в течение 12 ч. По окончании реакции катализатор отфильтровывают, раст-
воритель удаляют в вакууме, остаток очищают перекристаллизацией из 100 мл 
МеОН. Выход 10.5 г (90%), прозрачные призматические кристаллы, т. пл. 164–
166 °С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м. д. (J, Гц): 1.23 (3H, т, J = 7.1, ОСН2CH3); 1.80–2.00 (2H, 
м, CH2); 3.23 (2H, д, J = 4.2, CH2); 3.89 (2H, т, J = 6.0, CH2); 4.15 (2H, к, J = 7.1, 
ОCH2CH3); 6.51 (1H, уш. с, NH); 7.32 (1H, с, H Ar). Найдено, % C 55.40; H 6.75; 
N 21.53. C9H13N3O2. Вычислено, %: C 55.37; H 6.71; N 21.52. 
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