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В попередньому дослідженні [1] було 
вивчено приєднання електрофілів (Br 2, 
PhSeBr3) до похідних 2-пропенілтіо та 2- 
пропінілтіо піримідинонів. Було встанов 
лено, що така взаємодія проходять з 
утворенням продуктів циклічної будови. 
Так, при дії фенілселенійтриброміду 
утворюється гетероцикл, що містить у 
своєму складі чотирикоординований селен. 
Продовжуючи даний напрямок дослідження, 
ми використали в якості базової структури 

заміщений 4-аміно-2-тіо-1,6-піримідинон. 
Вихідний гетероцикл був отриманий за 
відомими методиками [2, 3] із тіосечовини, 
етилового естеру ціаноцтової кислоти та 
хлоридної кислоти (Схема 1). 

Одержаний продукт 1 вже тривалий 
період цікавить вчених з метою синтезу 
нових біологічно активних сполук [4-7] та 
одержання похідних птеридину [8, 9].  
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Підбір амінів для синтезу сполук 2а-f 

проводився після позитивних результатів у 
програмі PASS [10] та перевірці на 
токсичність в інтернет-ресурсі [11] (Pharma 
express, Gusar online). 

Далі, використовуючи вдосконалену 
нами методику проведено реакцію 
вихідного 4-аміно-2-тіо-1,6-піримідинону 1 з 
синтонами 2а-f. Така методика синтезу не є 
новою, проте в нашому випадку вона цікава 
тим, що отримані синтони 2а-f можуть 
використовуватись для введення в кінцеві 
сполуки однакових амідних фрагментів, 
 
 

 наявність яких у органічній молекулі робить 
її потенційно активною до ряду 
мікроорганізмів (Схема 2).  

Продукти 3a-f були індивідуально 
виділені та охарактеризовані даними 
елементного аналізу (на Нітроген) та ЯМР 1Н 
спектром.  

В результаті проведеної роботи можна 
зробити такі висновки : 

1. Одержано 5 нових гетероциклічних 
похідних 4-аміно 2-тіо-1,6-піримідинону, 
що містять амідні фрагменти та залишки 
лікарських субстанцій (норсульфазол). 
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 Схема 2 
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2. Встановлено хімічну будову всіх 

кінцевих продуктів. 

3. На основі проведених синтезів 
запропоновано препаративні методики 
одержання таких гетероциклічних систем. 

 

Експериментальна частина 
 

 Спектри ЯМР 1
Н зняті на приладі 

“Varian VXR-300” (300 МГц) в ДMCO-d6 та 
CDCl3 - d6 з внутрішнім стандартом ТМС.  
Загальна методика одержання продуктів 3 
a-f. 

До (0.05 моль) вихідного піримідинону 
1 приливають водний розчин (0.10 моль) калій 
гідроксиду. До утвореного розчину при 
нагріванні, вносять порціями (0.05 моль) 
відповідного синтону 2a-f, що містить 
залишок ароматичного або гетероциклічного 
аміну. Реакційну суміш нагрівають протягом 
60 хвилин на водяній бані і охолоджують. 
Утворений білий осад продукту 3a-f 
відфільтровують, промивають на фільтрі 
водою та етиловим спиртом. Сушать в 
сушильній шафі при 60 С̊. 

Метил 4-(4-аміно-6-oксо-1,6-дигідро-
2-піримідинсульфамідометилкарбоксамідо) 
бензоат (3a). 

Вихід 81 %. Ттопл. 188-190°С. 
Спектр ЯМР 1Н в ДМСО–D6 (δ, м.ч.)  

3.85 с (3H, ОCH3); 4.39 д (2H, SCH2); 4.96 с 
(1H, NH); 6.60 д (2H, NH2); 7.61 д (2H, 2CH); 
7.91 д (2H, 2CH); 11.58 м (1Н, NH). 
Розраховано, %:N 16.76. C14H14N4O4S 
Знайдено, % N 16.71. 

Метил 2-(4-аміно-6-оксо-1,6-дигід 
ро-2-піримідинсульфамідометилкарбокс 
амідо)бензоат (3b).  

Вихід 89 %. Ттопл. 196-198°С. 
Спектр ЯМР 1Н в ДМСО–D6 (δ, м.ч.)  

3.84 с (3H, ОCH3); 4.02 с (2H, SCH2); 5.05 с 
(1H, NH); 6.45 д (2H, NH2); 7.21 т (1H, CH); 
7.62 т (1H, CH); 7.92 д (1H, CH); 8.36 д (1H, 
CH); 11.03 м (1Н, NH); 11.48 м (1Н, NH). 
Розраховано, %:N 16.76. C14H14N4O4S 
Знайдено, % N 16.73. 

N1-Циклогексил-2-(4-аміно-6-oксо-
1,6-дигідро-2-піримідинсульфамідо)ацет 
амід (3c). 

Вихід 92 %. Ттопл. 187-189°С. 
Спектр ЯМР 1Н в ДМСО–D6 (δ, м.ч.)  

1.18 м (4H, 2CH2); 1.68 м (4H, 2CH2); 3.49 м 
(2H, CH2); 3.71 с (2H, CH2); 4.97 с (1H, NH); 
6.52 д (2H, NH2); 7.94 д (1H, CH); 11.65 м (1Н, 
NH). 
Розраховано, %:N 19.84. C12H18N4O2S 
Знайдено, % N 19.79. 

Етил 2-(4-aміно-6-oксо-1,6-дигідро-
2-піримідинсульфамідометилкарбоксамі 
до)-4,5,6,7-тетрагідробензо[b]тіофен-3-кар 
боксидат (3d). 

Вихід 77 %. Ттопл. 156-159°С. 
Спектр ЯМР 1Н в ДМСО–D6 (δ, м.ч.)  
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1.27 м (3H, ОC2H5); 1.72 м (4H, 2CH2); 2.60 м 
(2H, CH2); 2.69 м (2H, CH2); 4.08 с (2H, CH2); 
4.28 м (2H, NH2); 5.07 м (1H, NH); 6.51 м (1H, 
CH); 11.61 м (1Н, NH). 
Розраховано, %:N 13.72. C17H20N4O4S2 
Знайдено, % N 13.68. 

Етил 2-(4-aміно-6-oксo-1,6-
дигідро-2-піримідинсульфамідометил 
карбоксамідо)-5-метил-1,3-тіазоло-4-
карбоксилат (3e). 

Вихід 87 %. Ттопл. 194-196°С. 
Спектр ЯМР 1Н в ДМСО–D6 (δ, м.ч.)  

1.25 т (3H, ОC2H5); 2.54 с (2H, CH2); 2.55 с 
(2H, CH2); 4.11 с (2H, ОC2H5); 4.23 м (2H, 

SCH2); 5.05 с (1H, NH); 6.44 c (2H, NH2); 
12.19 с (1H, NH). 
Розраховано, %:N 18.96. C13H15N5O4S2 
Знайдено, % N 18.93. 

N1-[4-(1,3-Тіазоло-2-ілсульфамідо) 
феніл]-2-(4-aміно-6-oксo-1,6-дигідро-2-піри 
мідинсульфамідо)ацетамід (3f). 

Вихід 87 %. Ттопл. 194-196°С. 
Спектр ЯМР 1Н в ДМСО–D6 (δ, м.ч.)  

4.00 с (2H, NH2); 5.04 с (1H, NH); 6.54 м (2H, 
CH2); 6.83 д (1H, CH); 7.26 д (1H, CH); 7.76 м 
(4H, 4CH); 10.50 (1H, NH). 
Розраховано, %:N 19.17. C15H14N6O4S3 
Знайдено, % N 19.11. 
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SYNTESIS NEW ACETAMIDE DERIVATIVES  
OF 4-AMINO 2-THIO-6-PYRIMIDINONE 

  
Kryvovyaz A.A., Kryvovyaz A.A., Lendel V.G. 

 
The preparative procedures of synthesis of new functional derivatives on base of 4-amino-2-

thio-1,6-pyrimidinone have been elaborated. Synthesized compounds are perspective in a plan of 
biological evolution. 

A computer prediction of biological activity PASS program from compounds and 
identified compounds Leaders. Synthesized compounds are perspective in a plan of biological 
evolution. 


