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Синтезований та охарактеризований ряд раніше 
не описаних похідних 7-К-6-метил-1,7-дигідро-
піримідо[5,4-(1]піримщин-2,4,8-(ЗН)-тріону — по­
тенційних біологічно активних сполук. 

Похідні піримідину та дикарбонові кислоти 
привертають увагу дослідників як потенційні біо­
логічно активні речовини, які є також природни­
ми метаболітами організму. Виходячи з цього, на 
їх основі створено багато фармакологічно актив­
них сполук, які знайшли застосування у медичній 
практиці [І, 3-7, 9-14]. Якщо поєднати в одній 
структурі піримідиновий цикл та залишок дикар-
бонової кислоти, то це може привести до отри­
мання сполук з новою цікавою фармакологічною 
дією, що робить актуальним синтез зазначених 
сполук (див. схему). 

У результаті нагрівання 5-амінооротової кислоти 
( і) з оцтовим ангідридом утворюється 5-ацетил-
амінооротова кислота, як проміжний продукт, який 
перетворюється в 2-метил-5,6,7,8-тетрагідро-4Н-
піримідо[5,4-(3] [1,3]-оксазин-4,6,8-тріон (2) [2, 8]. 

При нагріванні сполуки (2) протягом години з 
гідразин-гідратом, тіосемікарбазидом, п-фенілен-
діаміном у середовищі діоксану та ДМФА були 
отримані відповідні похідні (4а-в). 

При ацилюванні сполук (4а-в) монохлоран-
гідридами карбонових чи дикарбонових кислот у 
співвідношенні (1:1) у ДМФА в присутності піри­
дину були виділені сполуки (5а-в), (ба-в), (7а-в). 

При взаємодії сполуки (4а-в) з тіофосгеном у 
співвідношенні (2:1) у присутності триетиламіну в 
діоксані утворилися біс-похідні (8а-в). У випадку 
нагрівання сполук (4а-в) з діетиловим ефіром 
щавлевої кислоти в співвідношенні (2:1) у діоксані 
утворюються біс-похідні (9а-в). 

Будова синтезованих сполук була доведена за 
допомогою інструментальних методів та елемент­
ного аналізу (табл. 1 та 2), ТЧ-спектри вимірювали 

на спектрофотометрі "Specord М 80" в таблетках 
КВг. ЕСП вимірювали на спектрофотометрі "Spe­
cord М 40" в розчині С 2 Н 5 О Н . Дані елементного 
аналізу на вміст відповідають вирахуваним. 

Експериментальна частина 
2-метил-5,6,7,8-тетрагідро-4Н-піримідо[5,4^] 

[1,3]-оксазин-4,6,8~тріон (сполука 2) був одержа­
ний за методикою роботи [7]. 

Методика синтезу 7-аміно-6-метил-1,7-дигідро-
піримідо[5,4-(І]піримідин-2,4,8-(ЗН)-тріону (4а). 

До розчину 0,01 Моль сполуки (2) в діоксані 
додають кілька крапель ДМФА і 0,01 Моль гідра-
зин-гідрату, нагрівають розчин протягом години, 
охолоджують і фільтрують осад, промивають його 
спиртом і сушать. 

Методики синтезу ІЧ-[2-метил-4,6,8-тріоксо-5, 
6,7,8-тетрагідропіримідо[5,4-гі]піримідин-3(4Н)-іл] 
тіосечовини (46) та 7-(4-амінофеніл)-6-метил-1,7-
дгаадропіримщо[5,4-гі]піримідин-2,4,8(ЗН)-тріону (4в). 

Синтез цих сполук проводився за описаною 
вище методикою. 

Загальна методика CHHTe3y7-N-an^aMiHO-6-Me-
тил-1Д-дигідропіримідо[5,4-гі]піримідин-2,4,8-(ЗН)-
тріонів (5а, 6а, 7а). 

До розчину 0,01 Моль сполуки (4а) в 20 мл 
ДМФА додають 0,011 Моль сухого піридину, а 
потім по краплях при постійному перемішуванні 
і охолодженні додають 0,011 Моль хлорангідриду 
відповідної карбонової чи дикарбонової кислоти, 
охолоджують розчин і залишають його на 10 го­
дин, потім відфільтровують осад, що випав, про­
мивають водою та сушать. 

Загальна методика синтезу 1\-ацил-[2-метил-4, 
6,8-тріоксо-5,6,7,8-тетрагідропіримідо[5,4-(1]піримі-
дин-3(4Н)-іл]тіосечовин (56, 66, 76) та 7-(4-N-
ациламінофеніл)-6-метил-1,7 -дигідропіримідо[5,4-d] 
піримідин-2,4,8(ЗН)-тріонів (5в, 6в, 7в). 

Синтез цих сполук проводився за описаною 
вище методикою. 
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(СН 3 СО) 2 0 

соон 
.XX. 

R= NH 2 (a) , NHCSNH 2 (б), 4-CeH4-NH, (в). 

Х= NH (a), NHCSNH (б), -C 6 H 4 -NH-4 (в). 

Схема. Основні шляхи синтезу похідних 7-І?-6-метил-1,7- дигідропіримідо[5,4-с1] піримідин-2,4,8-(ЗН)-тріону. 

Методика синтезу N,N'-6ic[2-MeT^-4,6,8-Tpi-
оксо-5,6,7,8-тетрагідропіримідо[5,4-д]піримідин-3 
(4Н)-іл]тіосечовина (8а). 

До розчину 0,02 Моль сполуки 8а в 20 мл діок­
сану додають 0,011 Моль триетиламіну, а потім по 
краплях при постійному перемішуванні і охолод­
женні додають 0,011 Моль тіофосгену в співвідно­
шенні (2:1), охолоджують розчин і залишають 
його на 11 годин, потім відфільтровують осад, що 
випав, промивають спиртом та сушать. 

Методики синтезу ІЧ^'-біс[2-метил-4,6,8-трі-
оксо-5,6,7,8-тетрагідро-піримідо[5,4-гі]піримідин-3 
(4Н)-іл]трикарбонодіімідотритіоїкдіаміду (86) та 
N,N'-6k{4-[2-MemJi-4,6,8-TpioKco-5,6,7,8-TeTpampo-

піримідо[5,4-гі]піримідин-3(4Н)-іл]феніл}тіосечови-

ни (8в). 
Синтез цих сполук проводився за описаною 

вище методикою. 
М е т о д и к а синтезу Nl,N2-бic[2-мeтил-4,6,8-тpi-

оксо-5,6,7,8-тетрагідропіримідо[5,4-(1]піримідин-3 
(4Н)- іл]етандіаміду (9а). 

До розчину 0,02 Моль сполуки 9а в 40 мл діок­
сану додають 0,011 Моль діетилового ефіру щав­
левої кислоти в співвідношенні (2:1), нагрівають 
суміш протягом 12 годин, охолоджують розчин і 
залишають його на 4 години, потім відфільтрову­
ють осад, що випав, промивають метанолом та 
сушать. 
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Таблиця 1 
Дані елементного аналізу синтезованих сполук 

Сполука 
Знайдено, % Брутто-

формула 
Вирахувано, % 

Сполука 
С Н N 

Брутто-
формула С Н N 

4а 40,25 3,41 33,54 C7H7N5O3 40,20 3,37 33,48 

46 35,79 2,97 31,28 CsHsNeOaS 35,82 3,01 31,33 

4в 54,70 3,85 24,51 C13H11N5O3 54,74 3,89 24,55 

5а 42,74 3,64 22,69 C11H11N5O6 42,72 3,59 22,65 

4в 39,16 3,33 22,88 C12H12N6O6S 39,13 3,28 22,82 

5в 53,04 3,99 18,16 C17H15N5O6 52,99 3,92 18,17 

6а 44,62 4,07 21,69 C12H13N5O6 44,59 4,05 21,66 

66 40,88 3,73 22,01 C13H14N6O6S 40,84 3,69 21,98 

6в 54,18 4,33 17,58 C18H17N5O6 54,14 4,29 17,54 

7а 43,08 3,66 27,92 C9H9N5O4 43,03 3,61 27,88 

76 38,77 3,27 27,11 C10H10N6O4S 38,71 3,25 27,08 

7в 55,08 4,04 21,44 C15H13N5O4 55,05 4,00 21,40 

8а 39,18 2,66 30,44 C15H12N10O6S 39,13 2,63 30,42 

86 35,33 2,47 29,08 C17H14N12O6S3 35,29 2,44 29,05 

8в 53,00 3,30 22,89 C27H2oNio06S 52,94 3,29 22,87 

9а 40,66 2,55 29,63 C16H12N10O8 40,69 2,56 29,65 

96 36,58 2,36 28,44 C18H14N12O8S2 36,61 2,39 28,46 

9в 53,83 3,21 22,41 C28H20N10O8 53,85 3,23 22,43 

Таблиця 2 
Фізико-хімічні характеристики синтезованих сполук 

Сполука X Вихід, % Брутто-формула T пл., °С 

4а -NH2 63 C7H7N5O3 272 

46 -NHCSNH2 77 CsHeNeOsS 280 

4в - C 6 H 4 - N H 2 - 4 54 C13H11N5O3 292 

5а - N H C O C O O C 2 H 5 88 C11H11N5OB 268 

56 - N H C S N H C O C O O C 2 H 5 78 C 1 2 H i 2 N 6 0 6 S 257 

5в - C 6 H 4 N H C O C O O C 2 H 5 79 C17H15N5O6 275 

6а -NHCO(CH2)2COOCH3 87 C12H13N5O6 269 

66 -NHCSNHCO(CH 2 )2COOCH 3 77 C13H14N6O6S 274 

6в -C 6 H4NHCO(CH2)2COOCH 3 56 C18H17N5O6 291 

7а -NHCOCHs 93 C9H9N5O4 250 

76 - N H C S N H C O C H 3 90 C10H10N6O4S 262 

7в -C6H4NHCOCH3 89 C15H13N5O4 274 

8а -NHCSNH- 76 C15H12N10O6S 284 

86 -NHCSNHCSNHCSNH- 58 C17H14N12O6S3 287 

8в -C6H4 -NHCS-NH-C6H4- 63 C27H20N10O6S >300 

9а 

96 

-HN-CO-CO-NH- 55 C16H12N10O8 296 9а 

96 -NHCSNHCOCONHCSNH- 51 C18H14N12O8S2 >300 

9в -C 6H4-NH-CO-CO-NH-C 6H4- 50 C28H20N10O8 >300 
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Методики синтезу ]У-[2-метил-4,6,8-тріоксо-5, 
6^,8-тетраодро-піримщо[5,4-гі]піримідин-3(4Н)-іл] 
-№-{2-[({[2-метил1-4,6,8-тріоксо-5,6,7,8-тетрагід-
ропіримідо [5,4 -d] піримідин- З (4Н) -іл ] а міно} карбо-
тіоїл)аміно]-2-оксоацетил}тіосечовини (96) та Ni, 
N2-6ic{4-[2-MeTM-4,6,8-ipioKco-5,6,7,8-TeTparkpo-
піримідо [ 5,4 - d ] піримідин - 3 (4 Н) - іл ] феніл} етанді -
аміду (9в). 

Синтез цих сполук проводився за описаною 
вище методикою. 

ВИСНОВКИ 
1. Синтезований та охарактеризований ряд ра­

ніше неописаних похідних 7-Я-6-метил-1,7-ди-
гідропіримідо[5,4-с!] піримідин-2,4,8-(ЗН)-тріону 
(2), потенційно біологічно активних сполук. 

2. За допомогою сучасних методів дослідження 
(ІЧ-спектроскопії та елементного аналізу) охарак­
теризовані всі синтезовані сполуки. 

3. Одержані сполуки є потенційними біоло­
гічно активними речовинами. 
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T H E BASIS O F 7 - R - 6 - M E T H Y L - l , 7 - D I H Y D R O P Y R I M I D O 
[5,4-d]PYRIMIDINE-2A8(3H)- T R I O N E 
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Synthesis and line of not described derivatives of 7-R-6-
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ne as potentially biologically active substances also are charac­
terized. 


