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Ранее в нашей исследовательской группе на основе взаимодействия пиразол-5-

олов с 2-бромэтанолом и 4-бромбутилацетатом был разработан подход к синтезу 

5-алкоксипиразолов, которые проявили высокую анальгетическую активность в 

тесте in vivo «горячая пластина», действуя как частичные агонисты ионного ка-

нала TRPV1 [1]. Недостатком этого метода является использование дорогостоя-

щих алкилирующих агентов, поэтому нами разработан альтернативный подход к 

синтезу 5-алкоксипиразолов на основе более дешевых дибромалканов. Первона-

чально, был получен бромалкоксипиразол 2a-c взаимодействием пиразол-5-ола 1 

с дибромалканами. Данные пиразолы вводили в реакцию с ацетатом серебра с об-

разованием О-ацильных производных 3a-c, деацилирование которых кипячением 

с метилатом натрия в метаноле приводило к образованию целевых алкоксипира-

золов 4a-c. 

 

 
 

В ряду синтезированных 5-алкоксипроизводных пиразолов найдены анальге-

тики с низкой острой токсичностью. Установлено, что 5-алкоксипиразолы, содер-

жащие 3 и 5 метиленовых звеньев в линкере, хоть и обладают более низким обез-

боливающим действием в сравнении с лидером 4b, также являются частичными 

агонистами ионных каналов TRPV1. Для пиразола 4b была дополнительно иссле-

дована ингибирующая активность в отношении COX-2. Показано, что данное со-

единение проявляет умеренное ингибирующее действие в концентрации 10-4 М. 
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