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В статье отмечено, что алкилированием йодистым метилом 4-метокси-5-β-
пропионил-амино-6-меркаптопиримидина получен 4-метокси-5-β-пропиониламино-6-
метилмеркаптопиримидин. Если реакцию последнего провести с 5-амино-4-метокси-6-
меркаптопиримидином, то образуется 4-метокси-5-β-(5ᇱ-амино-4ᇱ-метокси-6ᇱ-
пиримидил)-меркаптопропиониламино-6-метилмеркаптопиримидин, который при ацили-
ровании хлорангидридом β-бромпропионовой кислоты образует соответствующий дипи-
римидилсульфид. В работе исследованы реакции получения дипиримидилсульфидов, со-
держащих при ܰହ остатки уксусной кислоты, а при ܰହᇲ–β-бромпропионовой и хлорук-
сусной кислот. 

При ацилировании 5-амино-4-метокси-6-метилмеркаптопиримидина хлорангид-
ридом хлоруксусной кислоты получают 4-метокси-6-метилмеркапто-5-
хлорацетиламинопиримидин. При взаимодействии последнего с 5-амино-4-метокси-6-
меркаптопиримидином получают соответствующий дипиримидилсульфид, который да-
лее ацилируют по аминогруппе хлорангидридами хлоруксусной и β-бромпропионовой 
кислот. 

 
Ключевые слова: хлорангидрид хлоруксусной кислоты, синтез, биологическая ак-

тивность, ацилирование, дипиримидилсульфиды. 
 

Введение 
В работах [1–3] авторы проводили алкилирование и аминометилирование 

2-меркаптобензимидазола различными алкилирующими агентами и синтезирова-
ли ряд производных 2-сульфанилбензимидазола. 

На основе производных пиримидина и других подобных структур синтези-
рован ряд фармацевтических препаратов, обладающих разнообразными видами 
биологической активности: антибактериальной, противогрибковой, противорако-
вой, противоязвенной, нейротропной, антивирусной и другими. Некоторые со-
единения, синтезированные на основе 5-амино-4-замещенных  
6-меркаптопиримидинов, например дипиримидотиазолиноны способны тормо-
зить рост перевиваемых опухолей экспериментальных животных [4; 5]. 

В работах [6; 7] авторы синтезировали адамантансодержащие моно- и по-
лициклические пиримидиновые производные, обладающие биологической актив-
ностью, и ряд 5-(арилметилен) гексагидропиримидин-2,4,6-трионов и исследовали 
их антимикобактериальную активность. 
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В работе [8] представлены результаты исследований по синтезу галогенсо-
держащих пиримидо	ሾ1, 2-аሿбензимидазол-4(он)-онов и их алкилированию с це-
лью поиска препаратов, обладающих активностью в отношении респираторно-
синцитиального вируса, вируса герпеса и ВИЧ. 

Взаимодействием 5-амино-4-метокси-6-меркапто и 5-амино-4-метокси-6-
метилмеркаптопиримидинов с хлорангидридом β-бромпропионовой кислоты по-
лучены соответствующие дипиримидилсульфиды [9; 10]. 

 
Методика эксперимента 

I. 5-амино-4-метокси-6-метилмеркаптопиримидин. 
а) К раствору 1 г (0,0063 моль) 5-амино-4-метокси-6-меркаптопиримидина 

в 50 мл этанола, содержащему 8 мл (0,007 моль) 5% спиртового раствора КОН, 
прибавляют 4 мл йодистого метила. Реакционную массу перемешивают 24 часа 
при 18–20 °C, фильтруют, фильтрат упаривают досуха, остаток экстрагируют 
эфиром, эфирный раствор упаривают. 

Кристаллизуют из гексана. 
Светло-желтые кристаллы. 
Выход 0.83 г (78 %), Tпл. 70–71 °C. 
ИК спектр, смିଵ: 3433 (ܰܪଶ). 
ଽܪ଺ܥ  ଷܱܰܵ 
Найдено, %: С 42,40; Н 5,60; N 24,70; S 18,75. 
Вычислено, %: С 42,09; Н 5,30; N 24,54; S 18,72. 
б) К суспензии 1 г (0,0063 моль) 5-амино-4-метокси-6-

меркаптопиримидина, 640 мл безводного ацетона, содержащей 2 г КଶСОଷ, при-
бавляют 0.8 г (0,0063 моль) диметилсульфата. 

Реакционную массу перемешивают 20 часов при 18–20 °C, фильтруют, 
фильтрат упаривают досуха, остаток экстрагируют эфиром, эфир упаривают и по-
лучают 0.4 г 5-амино-4-метокси-6-метилмеркаптопиримидина. Проба смешения с 
веществом, полученным по способу а, не дает депрессии Тпл., ИК спектры соеди-
нений идентичны. 

II. 4-метокси-6-метилмеркапто-5-хлорацетиламинопиримидин. 
К раствору 0,9 г (0.0052 моль) 5-амино-4-метокси-6-

метилмеркаптопиримидина в 50 мл безводного ацетона, cодержащему 0.6 г  
(0065 моль) КଶСОଷ, прибавляют 0,6 г (0,0052 моль) хлорангидрида хлоруксусной 
кислоты. Реакционную массу перемешивают 18 часов при 18–20 °C, фильтруют, 
фильтрат упаривают досуха. Остаток обрабатывают водой, отфильтровывают, 
промывают небольшим количеством спирта и высушивают. 

Кристаллизуют из метанола. 
Светло-желтые кристаллы. 
Выход 0,7 u (54 %), Tпл. 182–181,5 °C. 
ИК спектр, смିଵ: 1700 (СО-NH); 3230(NH). 

݈ܥଵ଴ܪ଼ܥ ଷܱܰଶܵ 
Найдено, %: С 38,98; Н 4,24; Сl 14,40; N 16,97; S 12,65. 
Вычислено, %: C 38,79; H 4,07; Cl 14,31; N 16,96; S 12,94. 
 
III. 4-метокси-5-(4ᇱ-метокси-5ᇱ-аминопиримидил-6ᇱ)-

меркаптоацетиламино-6-метилмеркаптопиримидин. 
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К раствору 0,64 г (0,004 моль) 5-амино-4-метокси-6-меркаптопиримидина, 
25 мл этанола, содержащему 4,6 мл (0,004 моль) 5% спиртового раствора KOH, 
прибавляют постепенно 1 г (0,004 моль) II 640 мл этанола. Реакционную массу 
перемешивают 24 часа при 18–20 °C, выделившееся вещество отфильтровывают, 
промывают водой, спиртом и высушивают. 

Кристаллизуют из метанола.  
Светло-желтые кристаллы 
Выход 1,15 г (77 %), Tпл. 194–195 °C. 
ИК спектр, смିଵ: 1680 (-СО-NH-); 3460, 3350, 3245(-NH-, -ܰܪଶ). 

ଵ଺ܪଵଷܥ ଺ܱܰଷܵଶ 
Найдено, %: С 42,56; Н 4,68; N 22,91; S 17,14. 
Вычислено, %: C 42,38; H 4,37; N 22,81; S 17,14. 
IV. 4-метокси-5-(4ᇱ-метокси-5ᇱ-хлорацетиламинопиримидил-6ᇱ)-

меркаптоацетиламино-6-метилмеркаптопиримидин. 
К суспензии 0,5 г (0,013 моль) III, 80 мл безводного ацетона, содержащей 

0,3 г (0,0022 моль) КଶСОଷ, прибавляют 0,4 г (0,0035 моль) хлорангидрида хлорук-
сусной кислоты. Реакционную массу перемешивают 24 часа при 18–20 °C. Разде-
лившееся вещество отфильтровывают, промывают водой, спиртом и высушивают.  

Кристаллизуют из смеси ацетонитрила и ДМФ 3:1. 
Светло-желтые кристаллы. 
Выход 0,5 г (83,3%), Tпл. 249 °C. 
ИК спектр, смିଵ: 1680 (-СО-NH-); 32,30(-NH-). 
݈ܥଵ଻ܪଵହܥ																																	 ଺ܰ ସܱܵଶ. 
Найдено, %: С 40,33; Н 3,63; Cl 8,01; N 19,36; S 14,38. 
Вычислено, %: C 40,49; H 3,85; Cl 7,97; N 18,89; S 14,41. 

V. 4-метокси-5-(4ᇱ-метокси-5ᇱ-β-бромпропиониламинопиримидил-6ᇱ)-
меркаптоацетиламино-6-метилмеркаптопиримидин. 

К суспензии 0,85 г (0,0023 моль) III, 50 мл безводного ацетона, содержащей 
0,4 г (0,0029 моль) КଶСОଷ, прибавляют 0,8 г (0,0046 моль) хлорангидрида  
β-бромпропионовой кислоты. Реакционную массу перемешивают 24 часа при  
18–20 °C. Выделившееся вещество отфильтровывают, промывают водой, спиртом 
и высушивают.  

Кристаллизуют из смеси ацетонитрила и ДМФ 3:1.  
Бесцветные кристаллы 
Выход 0,85 г (73,3 %), Tпл. 231–232 °C. 
ИК спектр, смିଵ: 1680 (-СО-NH-); 3245(-NH-). 

ݎܤଵଽܪଵ଺ܥ ଺ܰ ସܱܵଶ 
Найдено, %: С 38,50; Н 3,90; Br 16,14;N 16,83; S 12,80. 
Вычислено, %: C 38,17; H 3,80; Br 15,88; N 16,70; S 12,74. 

 
Обсуждение результатов 

В предыдущих работах показано, что при взаимодействии 5-амино-4-
замещенных-6-меркаптопирмидинов с хлорангидридом хлоруксусной кислоты 
образуются соответствующие 4-этоксипиримидо(4,5-b) (1,4) тиазинон-6 и  
2-амино-4-метилпиримидо(4,5-b) (1,4) тиазинон-6, а при взаимодействии с хло-
рангидридом β-бромпропионовой кислоты – 4-метоксипиримидо (4,5-b) 
(1,4)тиазелинон-6 и 4-метилмеркаптопиримидо (4,5-b) (1,5) тиазелинон. На основе 
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5-β-бромпропиониламино-4-метокси-6-метилмеркаптопиримидина и 5-амино-4-
метокси-6-меркаптопиримидина получены соответствующие дипиримидилсуль-
фиды [9; 10]. 

Нам казалось интересным исследовать реакции получения дипиримидил-
сульфидов аналогичным образом, содержащие при Nହ остатки уксусной кислоты, 

а при Nହᇲ–	 β-бромпропионовой кислоты. В этом случае исходят из 5-амино-4-
метокси-6-метилмеркаптопиримидина (I), который ацилируют хлорангидридом 
хлоруксусной кислоты. При этом получают 4-метокси-6-метилмеркапто-5-
хлорацетиламинопиримидин (II). 

 
Таблица. Характеристика синтезированных соединений 

 

Со-
еди-
не-
ние 

Вы-
ход, 
% 

Тпл.,°С 
Растворитель 
для кристалли-

зации 

Брутто- 
формула 

Растворитель 
ИК спектр, 
ν, смିଵ 

 
 
I 

 
 

78 

 
 

70–71 

 
 

Гексан ܥ଺ܪଽ ଷܱܰܵ 

 
 

Р: спирт, бензол, 
хлороформ, эти-
лацетат, эфир. 
Н: петролейный 
эфир, вода. 

 
 

3433(NHଶ) 

 
 

II 

 
 

54 

 
 

182–182,5 

 
 

Метанол ܪ଼ܥଵ଴݈ܥ ଷܱܰଶܵ 

 
 

Р: спирт, хлоро-
форм, бензол, эти-
лацетат, эфир. 
Н: петролейный 
эфир, вода. 

 
1700(CO-

NH); 
3230(NH) 

 
 

III 

 
 

77 

 
 

194-195 

 
 

Метанол ܥଵଷܪଵ଺ ଺ܱܰଷܵଶ 

 
 

Р: спирт, бензол, 
хлороформ, эти-
лацетат, эфир. 
Н: петролейный 
эфир, вода. 

1680(CO-
NH); 

3460, 3350, 
3245 

(NHଶ; NH) 

 
IV 

 
83,3 

 
2449 

 
Ацетонитрил+ 

+ДМФ 
݈ܥଵ଻ܪଵହܥ ଺ܰ ସܱܵଶ

 Н: спирт, бензол, 
хлороформ, вода. 

1680(CO-
NH); 

3230(NH) 

 
V 

 
73,3 

 
231–232 

 
Ацетонитрил+ 

+ДМФ 
ݎܤଵଽܪଵ଺ܥ ଺ܰ ସܱܵଶ

 

Н: спирт, бензол, 
хлороформ, эфир, 
Этилацетат, пет-
ролейный эфир, 

вода 

 
1680(CO-

NH); 
3245(NH) 
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При взаимодействии последнего с 5-амино-4-метокси-6-
меркаптопиримидином образуется 4-метокси-5-(4ᇱ-метокси-5ᇱ-аминопиримидил-
6ᇱ)-меркаптоацетиламино-6-метилмеркаптопиримидин (III), который при дей-
ствии хлорангидрида хлоруксусной кислоты дает ܰହ, ܰହᇲ-диацетильное произ-
водное (IV), а при обработке хлорангидридом β-бромпропионовой кислоты-
соединение (V). Строение соединений I–III подтверждено с помощью ИК и ПМР 
спектроскопии. В ИК спектре ܰହ- моноацильного производного (III) помимо по-
лос CO и NH амида (1680 смିଵ и 3350 и 3245 смିଵ) имеется поглощение NHଶ 
группы 3460 смିଵ. 

В ИК спектрах Nହ, Nହᇲ-дизамещенных (IV,V) отсутствовали полосы 
 NHଶ-группы, а имелись полосы NH и CO амидных групп. В ПМР спектре IV об-
наруживаются сигналы группы SCHଷ при 2,46 м.д.; двух OCHଷ групп (3,85 м. д.), 
сигнал метиленовой группы во фрагменте -CO-CHଶ-S (4,51 м. д.) и сигнал группы 
-CHଶCl (4,60 м. д.). При сравнении спектра IV со спектрoм V видно, что при вве-
дении в соединение V β-бромпропионильного остатка в спектре появляются сиг-
налы двух расположенных рядом групп: триплет с центром при 3,33 м. д., отно-
сящихся к группе -CHଶ-CONH-, а сигналы второй метиленовой группы, связанной 
с атомом брома, перекрываются с сигналами метоксильных групп, что приводит к 
уширению этого сигнала. -C-СHଶ-S- такое же, как и для соответствующих групп в 
IV. 
 

Заключение 
При ацилировании 5-амино-4-метокси-6-метилмеркаптопиримидина хло-

рангидридом хлоруксусной кислоты получен 4-метокси-6-метилмеркапто-5-
хлорацетиламинопиримидин. При взаимодействии последнего с 5-амино-4-
метокси-6-меркаптопиримидином получен 4-метокси-5-(4ᇱ-метокси-5ᇱ-
аминопиримидил-6ᇱ)-меркаптоацетиламино-6-метилмеркаптопиримидин, кото-
рый при ацилировании по аминогруппе хлорангидридами хлоруксусной и  
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β-бромпропионовой кислот способствует получению соответствующих дипири-
мидилсульфидов. Строение полученных соединений установлено элементным 
анализом, ИК и ПМР спектроскопией. 
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The research has shown that alkylation of 4-methoxy-5-b-propionylamino-6-

mercaptopyrimidine with methyl iodide gave 4-methoxy-5-b-propionylamino-6-
methylmercaptopyrimidine. If the reaction of the latter is carried out with 5-amino-4-methoxy-
6-mercaptopyrimidine, then 4-methoxy-5-b- (5'-amino-4’-methoxy-6’-pyrimidyl) -
mercaptopropionylamino-6-methylmercaptopyrimidine is formed, which, when acylated with b-
propionic acid chloride, forms the corresponding dipyrimidylsulfide. 

Further the reactions of obtaining dipyrimidyl sulfides containing at  
N5- acetic acid residue, and at N5’-b-propionic and chloroacetic have been investigated  

Acylation of 5-amino-4-methoxy-6-methylmercaptoperimidine with chloroacetic acid 
chloride gives 4-methoxy-6-methylmercapto-5-chloroacetylaminopyrimidine. When the latter is 
reacted with 5-amino-4-methoxy-6-mercaptopyrimidine, the corresponding dipyrimidylsulfide 
is obtained, which is then acylated at the amino group with chloroacetic and b-propionic acid 
chlorides.  

 
Keywords: chloroacetic acid chloride, synthesis, biological activity, acylation, dipyrim-

idylsulfides. 
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