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Ацилированием 5-амино-4-метокси-6-метилмеркаптопиримидина хлорангидридом хло-

руксусной кислоты получен 4-метокси-6-метилмеркапто-5-хлорацетиламинопиримидин, при 
взаимодействии которого с 5-амино-4-метокси-6-меркаптопиримидином получен 4-метокси-5-
(5`-амино-4`-метоксипиримидил-6`)-меркаптоацетиламино-6-метилмеркаптопиримидин. Далее 
последнее ацилировали хлорангидридами хлоруксусной и β-бромпропионовой кислот по сво-
бодной аминогруппе и получили соответствующие дипиримидилсульфиды. 

В статье ацилировали хлорангидридами хлоруксусной и β-бромпропионовой кислот 5-
амино-4-метокси-6-бензилмеркапто- и 5-амино-4-метокси-6-хлорпиримидины и соответственно 
получили 6-бензилмеркапто-4-метокси-5-хлорацетиламино, 6-бензилмеркапто-5-β-
бромпропиониламино-4-метоксипиримидины и 4-метокси-5-хлорацетиламино-6-хлор- и 5-β-
бромпропиониламино-4-метокси-6-хлорпиримидины. 

 
Ключевые слова: синтез, ацилирование, хлорангидриды кислот, дипиримидилсульфид, 

биологическая активность. 
 

Введение 
Среди производных пиримидиновых и подобных структур найдено множество 

фармацевтических препаратов, обладающих антибактериальной, антивирусной, проти-
воопухолевой, нейротропной, противогрибковой, иммунотропной и другими видами 
биологической активности. 

На основе 5-амино-4-замещенных-6-меркаптопиримидинов синтезированы про-
изводные дипиримидотиазепинонов, способные тормозить рост перевиваемых опухо-
лей экспериментальных животных [1; 2]. 

В работах [3–5] описано, что при взаимодействии 5-ацил-4-хлорпиримидинов с 
этил-3,3-диаминоакрилатом образуются О- и П-конденсированные гетероциклы, а при 
реакции этилхлорацетата с тетрагидропиримидин-2-тионами-5Н-триазоло-[3,2–a] – пи-
римидины. Некоторые из них обладают противобактериальным и туберкулостатиче-
ским действием. 

Авторы в работах [6–8] реакциями алкилирования и аминометилирования 2-
меркаптобензимидазола различными алкилирующими агентами получили ряд произ-
водных 2-сульфанилбензимидазола. 

В работах [9; 10] изучены реакции взаимодействия 5-амино-4-замещенных-6-
меркапто- и 6-метилмеркаптопиримидинов с хлорангидридами хлоруксусной и β-
бромпропионовой кислот. В результате этих реакций получены соответствующие пи-
римидотиазиноны-6, пиримидотиазепиноны-6 и дипиримидилсульфиды. 
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Методы эксперимента 
I. 5-амино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримидин.  
К раствору 1 г (0,0063 моль) 5-амино-4-метокси-6-меркаптопиримидина в 40 мл 

этанола, содержащему 3,6 мл (0,0064 моль) 10 % спиртового раствора КОН, прибавля-
ют 0,9 г (0,0071 моль) бензилхлорида. Реакционную массу перемешивают 24 часа при 
18–20 °С. Фильтруют. Фильтрат упаривают досуха. Маслообразный остаток обрабаты-
вают водой. Выделившееся вещество отфильтровывают и высушивают.  
Кристаллизуют из гексана. Бледно-желтые кристаллы. 
Выход количественный, Т пл. 60–62 °С. 
ИК спектр, смିଵ: 3415 (ܰܪଶ). 
ଵଷܪଵଶܥ ଷܱܰܵ 
Найдено, %: С 58,70; Н 5,42; N 16,91; S 13,21. 
Вычислено, %: С 58,27; Н 5,30; N 16,99; S 12,97. 

II. 6-бензилмеркапто-4-метокси-5-хлорацетиламинопиримидин. 
К раствору 2 г (0,0081 моль) 5-амино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримидина в 

90 мл безводного ацетона, содержащему 1,7 г (0,0123 моль) КଶСОଷ, прибавляют 1,3 г 
(0,011 моль) хлорангидрида хлоруксусной кислоты. Реакционную массу перемешивают 
20 часов при 18–20	Ԩ, фильтруют. Фильтрат упаривают досуха, остаток обрабатывают 
водой, отфильтровывают и высушивают. 
Кристаллизуют из метанола. Бесцветные кристаллы.  
Выход 2,4 г (92 %), Т пл. 161–162 °С. 
ИК спектр, смିଵ: 1670 (СО-NH); 3235 (NH). 
݈ܥଵସܪଵସܥ ଷܱܰଷܵ 
Найдено, %: С 52,24; Н 4,48; Cl 11,17; N 12,66; S 9,96. 
Вычислено, %: С 51,93; Н 4,36; Сl 10,95; N 12,98; S 9,90. 

III. 5-β-бромпропиониламино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримидин. 
К раствору 3 г (0,0121 моль) 5-амино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримидина в 

100 мл безводного ацетона, содержащему 2 г (0,0145 моль) КଶСОଷ, прибавляют 2,5 г 
(0,0146 моль) хлорангидрида β-бромпропионовой кислоты. Реакционную массу пере-
мешивают 10 часов при 18–20	Ԩ. Выделившееся вещество отфильтровывают, промы-
вают водой, спиртом и высушивают.  

Кристаллизуют из метанола. Кремовые кристаллы. 
Выход 3 г (65 %), Т пл. 167–168 Ԩ. 
ИК спектр, смିଵ: 1654 (СО-NH); 3254, 3194 (NH). 
ݎܤଵ଺ܪଵହܥ ଷܱܰଶܵ 
Найдено, %: С 47,22; Н 4,14; Br 21,17; N 11,07; S 8,61. 
Вычислено, %: С 47,12; Н 4,22; Br 20,90; N 10,99; S 8,39. 

IV. 4-метокси-5-хлорацетиламино-6-хлорпиримидин. 
К раствору 1 г (0,0063 моль) 5-амино-4-метокси-4-хлорпиримидина в 50 мл без-

водного ацетона, содержащему 0,42 г (0,0034 моль) КଶСОଷ, прибавляют 0,35г 
(0,0075 моль) хлорангидрида хлоруксусной кислоты. Реакционную массу перемешива-
ют 12 часов при 18–20	Ԩ, фильтруют. Фильтрат упаривают досуха. Остаток обрабаты-
вают водой, отфильтровывают и высушивают. 
Кристаллизуют из эфира. Бесцветные кристаллы. 
Выход 0,6 г (41 %), Т пл. 128–129	Ԩ. 
ИК спектр, смିଵ: 1700 (СО-NH); 3230 (NH). 
ଶ݈ܥ଻ܪ଻ܥ ଷܱܰଶ 
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Найдено, %: С 35,33; Н 3,27; Cl 30,41; N 17,48. 
Вычислено, %: С 35,61; Н 2,99; Cl 30,04; N 17,80. 

V. 5-β-бромпропиониламино-4-метокси-6-хлорпиримидин. 
К раствору 1 г (0,0063 моль) 5-амино-4-метокси-6-хлорпиримидина в 60 мл безводного 
ацетона, содержащему 0,7 г (0,005 моль) КଶСОଷ, прибавляют 1,3 г (0,0075 моль) хло-
рангидрида β-бромпропионовой кислоты. Реакционную массу перемешивают 24 часа 
при 18–20	Ԩ, фильтруют. Фильтрат упаривают досуха. Остаток обрабатывают водой, 
отфильтровывают и высушивают.  
Кристаллизуют из воды. Бесцветные кристаллы. 
Выход 1,2 г (64 %), Т пл. 143–144,5	Ԩ. 
ИК спектр, смିଵ: 1690 (СО-NH); 3270 (NH). 
݈ܥݎܤଽܪ଼ܥ ଷܱܰଶ 
Найдено, %: С 32,55; Н 3,03; Br и Cl 39,55; N 14,01. 
Вычислено, %: С 32,62; Н 3,08; Br и Cl 39,27; N 14,27. 

 
Обсуждение результатов 

В работе [9] приведен синтез 4-метокси-5-β-(5`-β-бромпропиониламино-4`-
метоксипиримидил-6`)-меркаптопропиониламино-6-меркаптопиримидина взаимодей-
ствием 5-амино-4-метокси-6-меркаптопиримидина с хлорангидридом β-бромпропионо-
вой кислоты. 

Для подтверждения строения этого соединения нами была проведена попытка 
его получения, исходя из 5-амино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримидина, надеясь на 
снятие бензильной группы в более мягких условиях, чем метильная группа. 

С этой целью взаимодействием 5-амино-4-метокси-6-меркаптопиримидина с 
бензилхлоридом нами получен 5-амино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримидин (I). 
Строение его подтверждено элементным анализом и ИК-спектроскопией. В ИК спектре 
его сохраняется полоса в области 3415 смିଵ, принадлежащая ܰܪଶ-группе. 

При обработке 5-амино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримидина хлорангидри-
дами хлоруксусной и β-бромпропионовой кислот получены 5-ациламино-6-бензил-
меркапто-4-метоксипиримидины (II, III).  

 

 
II R=Cl; IIIR=CHଶBr 

 
Их строение также подтверждено аналитическими и спектральными характери-

стиками. 
В ИК-спектре 6-бензилмеркапто-4-метокси-5-хлорацетиламинопиримидина (II) 

найдены полосы в области 1670 смିଵ, принадлежащие CO-NH-группе, и в области 
3235	смିଵ, характерные для NH-группы. 
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В ИК спектре 5-β-бромпропиониламино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримиди-
на также обнаружены полосы в области 1654 смିଵ (CO-NH) и в области 3254, 3194 
(NH). 

Однако соединения II и III нам не удалось ввести во взаимодействие с 5-амино-
4-метокси-6-меркаптопиримидином. Неудача на этой стадии, вероятно, обусловлена 
пространственными затруднениями, возникшими наличием в положении 6 объемной 
бензильной группы. 

Впоследствии для получения 4-метокси-5-β-(5`-β-бромпропиониламино-4`мето-
ксипиримидил-6`)-меркаптопропиониламино-6-меркаптопиримидина в качестве исход-
ного соединения мы использовали 5-амино-4-метокси-6-хлорпиримидин:  

 
IV R=Cl 

V R=ܪܥଶݎܤ 
 

Взаимодействием 5-амино-4-метокси-6-хлорпиримидина с хлорангидридом хло-
руксусной кислоты получен 4-метокси-5-хлорацетиламино-6-хлорпиримидин (IV). 
Строение его подтверждено элементным анализом и ИК-спектроскопией. В его ИК 
спектре обнаружены полосы в области 1700 см–1 (CO-NH) и в области 3230 см–1, при-
надлежащие NH-группе. 

А при взаимодействии 5-амино-4-метокси-6-хлорпиримидина с хлорангидридом 
β-бромпропионовой кислоты получен 5-β-бромпропиониламино-4-метокси-6-хлорпи-
римидин (ܸሻ. В его ИК спектре найдены полосы, принадлежащие CO-NH в области 
1690	смିଵ, и полосы в области 3270	смିଵ, характерные для NH-группы. 

 
Таблица. Характеристика синтезированных соединений 

 

Соеди-
нение 

Вы-
ход, 
% 

Т пл., °С 

Раство-
ритель 
для 
кри-

сталли-
зации 

Брутто- 
формула 

Растворитель 
ИК 

спектр, 
νсмିଵ 

I Коли-
че-
ствен-
ный 

60–62 гексан ܥଵଶܪଵଷ ଷܰO
S 

Р: спирт, бензол, 
хлороформ, эфир, 
этилацетат. 
Н: петролейный 
эфир, вода 

 (ଶܪܰ)3415

II 92 161–162 метанол ݈ܥଵସܪଵସܥ ଷܱܰ
S 

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

1670(CO-
NH) 
3235(NH) 
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III 65 167–168 метанол ݎܤଵ଺ܪଵହܥ ଷܱܰ
S 

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

1654(CO-
NH) 
3254,3194(N
H) 

IV 41 128–129 этанол ܥ଻ܪ଻݈ܥଶ ଷܱܰ Р: спирт, бензол, 
хлороформ, эти-
лацетат, эфир. 
Н: петролейный 
эфир, вода 

1678(CO-
NH) 
3230(NH) 

V 64 143–144,5 вода ܪ଼ܥଽ݈ܥݎܤ ଷܰ Р: спирт, бензол, 
хлороформ, эти-
лацетат, эфир. 
Н: петролейный 
эфир, вода 

1690(CO-
NH) 
3270(NH) 

 
Выводы 

1. Взаимодействием 5-амино-4-метокси-6-меркаптопиримидина с бензилхло-
ридом получен 5-амино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримидин. 

2. Ацилированием 5-амино-6-бензилмеркапто-4-метоксипиримидина хлоран-
гидридами хлоруксусной и β-бромпропионовой кислот получены 5-ациламино-6-
бензилмеркапто-4-метоксипиримидины. 

3. Взаимодействием 5-амино-4-метокси-6-хлорпиримидина с хлорангидридами 
хлоруксусной и β-бромпропионовой кислот синтезированы 5-ациламино-4-метокси-6-
хлорпиримидины. 

4. Строение полученных соединений подтверждено элементным анализом и 
ИК-спектроскопией. 
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Acylation of 5-amino-4-methoxi-6-mathylmercaptopyrimidine with chloroacetic acid chloride 

yielded 4-methoxi-6-methylmercapto-5-chloroacetylaminopyrimidine, the interaction of which with  
5-amino-4-methoxy-6-mercaptopyrimidine gave 4-methoxy-5(5’-amino-4’-methoxypyrimidyl-6’)-
mercaptoacetylamino-6-mercaptopyrimidine. Then the latter was acylated with chloroacetic and  
β-bromopropionic acid chlorides at the free amino group to obtain the corresponding dipyrimidyl sul-
fides.  

In this work, 5-amino-4-methoxy-6-benzylmercapto and 5-amino-4-methoxe-6-chloropy-
rimidines were acylated with chloroacetic and β- bromopropionic acid chlorides and, accordingly, 6-
benzylmercapto-4-methoxy-5-chloroacetylamino, 6-benzylmercapto-5-β-bromopropionylamino-4-me-
thoxypyrimidines and 4-methoxy-5-chloroacetylamino-6-cloro-and 5-β-bromopropionylamino- 
4-methoxy-6-chloropyrimidines. 
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