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Взаимодействием З-карбметоксн-4-алкоксибензилхлоридов с малоновым эфиром 
синтезированы З-карбметокси-4-алкоксибеизилмалоновые эфиры, которые циклизацией 
с гидрохлоридом гуанидина переведены в 2-ам(1но-4,6-днокснпиримидины. Введением 
последних в реакцию с замещенными бензолсульфохлорндами получены соответствую
щие 2-сульфонамидопирнмндины.

Табл. 3, библ, сылок 6.

В ряде работ [1, 2] упоминается о синтезе 2-сульфонамидопирими- 
.дйнов, аналогов гипогликемического препарата «Рёдула» [3].

В настоящей работе описан синтез ряда 2-сульфонамидо-4,6-диок- 
си-5-(3-карбметоксп-4-алко1кснбензил)лиримидинО(В (III), осуществлен
ный по схеме

R=CH3.. .цзо-С4Н,; R'=CH։, ОСН։

Взаимодействием бензилхлорндов с малоновым эфиром получены 
замещенные малоновые эфиры I [4]. Циклизация последних с гидрохло
ридом гуанидина в 2-аминопирнмидины II проведена в присутствии ме
тилата натрия. Структура II доказана данными ИК и масс-спектромет
рии. ИК спектр, V, сл։՜1: 1383 и 1475 (деформ, колеб. ОС2Н5 и СН2), 
1720 (сложноэфирн. карбонил), 3380—3410 (валентные колебания ЫН2 
и ОН).

В масс-спектре II наряду с молекулярными пиками найдены ионы 
с т/е 219, 205, 140, 179 (II, К=СНз), наличие которых объясняется рас
падом пиримидинового ядра по И3—С4, С5—С6 и разрывом бензильного 
радикала [5].
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2-Аминопиримидины обладают рядом интересных биологических 
свойств [6], а также служат исходными веществами для синтеза суль
фонамидов. 2-Сульфонамидопиримидины III получены взаимодействием 
II с замешенными бензолсульфонплхлоридами в пиридине. В ИК спектре 
III, помимо ряда характерных полос поглощения, обнаружены валент
ные колебания SO2 группы, проявляющиеся при - 1155 и эал = 
= 1375 см֊'. ПМР спектр III (R = C2HS, R'=CH3), б, д.: 1,35 т 
(ОСН2СН3), 2,2 с (СН3 толильн.). 3,75-4.35 (ОСН3, ОСН2, СН2), 8.2 
и 7,25 (дизамещ, бензольное кольцо). 7.0; 7,7; 8,4 (трнзамещ. бензольное 
кольцо), 9,1—9,85 (ОН и NH).

Экспериментальная часть

ИК спектры сняты па приборе IJR-1O в виде суспензии в вазелино
вом масле, ПМР спектры—на приборе «Вариан Т-60» с рабочей часто
той 60 МГц. В качестве внутреннего стандарта применен ТМС. Раство
ритель—пиридин Ds Масс-спектры сняты на приборе MX-1303 с прямым 
вводом образца в область ионизации при энерпии ионизирующих элек
тронов 30 эВ и температуре на 40—50° ниже температур плавления.

Диэтиловые эфиры 3-карбметокси-4֊алкоксибензилмалоновых эфи
ров (I). К метилату нат.рия, приготовленному из 4,14 г (0,18 г-ат) «атрия 
и 150 мл безводного метанола, прибавляют 57,6 г (0,36 моля) малонового 
эфира, 0,2 моля З-карбметокси-4-алкоксибензилхлорида и смесь кипя
тят 10—12 ч. Отгоняют спирт, прибавляют 100 мл воды, экстрагируют 
эфиром и высушивают. После удаления эфира остаток перегоняют® ваку
уме (табл. 1).

Таблица 1 
Диэтнловые эфиры З-карбметокси-4-алкокснбензплмалоповых эфиров (I)

R

Вы
хо

д,
 % 

__
_

__
__

__
_

Т. кип., 
‘С/3 .и.«

*

п2“ nD

Найдено, % Вычислено, %

С н С Н

сн։ 61 212-214* — — 60,02 6,85 60,34 6,55
с,н։ 63 230 -232 1,2006 1,5105 61,09 6,55 61,35 6.86
С3Н7 61 210-202 1.1796 1,5093 62,52 7,13 62,28 7,15
с4н, 65 208-210 1,1454 1,5042 62,93 7,35 63,14 7,41

tuo-CjH, 60 203-205 1,1458 1,5015 63,15 7,15 63,1'4 7,41

* Т. пл. 55—56°.

2-Амино-4,6-диоксп-5-(3-карбметокси-4-алкоксибензил) пиримидины 
(II). Смесь метилата натрия (2,3 г (0,09 г-ат) натрия и 60 мл безводно
го метанола), 0,03 моля I и 2,5 г (0,03 моля) гидрохлорида гуанидина 
при перемешивании кипятят 10 ч. Отгоняют метанол, прибавляют 100 .«л 
воды, экстрагируют эфиром и водный слой подкисляют уксусной кисло
той. Осадок отфильтровывают и перекристаллизовывают из смеси вода- 
уксуоная кислота (1:1) (табл. 2).
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2-Сульфонамидопир11Л1идины III. К 0,003 моля 2-аминопиримидина 
П в з мл сухого пиридина, предварительно охлажденного до —14—2°, 
постепенно прибавляют 0,003 моля соответствующего сульфонилхлори- 
да и смесь оставляют при комнатной температуре 12—14 ч. Прибавляют 
50 мл холодной воды и образовавшийся осадо/ отфильтровывают. Пере
кристаллизацию проводят из спирта (табл. 3).

2-Амнно-4,6-Дноксн-5-замещенные пиримидины (И)
Таблица 2

R

а?

о к
2

CQ

Т. пл., 
°C

Найдено, % Вычислено, %

С Н N С Н N

СН, 94 281-283 54,80 5,21 13,68 55,07 4,95 13,76
C։HS 96 268 270 56,02 5,52 12.84 56,42 5,36 13,16
C,H, 95 242 -244 57,81 5,60 12.43 57,64 5,74 12,66
C4H, 97 255-257 58,71 6,10 12,47 58,77 6,09 12,09

ИЗО-С4Н, 90 250-252 59,05 6,30 12,39 58,77 6,09 12,09

Таблица 3 
2-Сульфонамидопирпмидипы III

R R'

Вы
хо

д,
 % Т. пл., 

’С

Найдено, % Вычислено, %

N S N S

СН, СН։ 42 208—210 9,41 6,89 9,14 6,97
СаН։ ■ 58 198-200 9,02 6,48 8,87 6,77
с4н, ■ 68 166-158 8,04 6,72 8,37 6,39

изо-С4Н։ 62 184-186 8,72 6,69 8,37 6,39
сн։ ОСН, 40 179-181 9,44 6,34 9,14 6,74
с։н. ■ 45 172-174 8,84 6,28 8,58 6,55
С։н, ■ 56 193-195 8,57 6,10 8.34 6,37
С4Н, ■ 68 188-190 8,08 5,82 8,11 6,19

изо-С4Н, * 66 155-157 8,33 6,01 8,11 6,19

ԱՐԻԼՍՈ1ՎՖՈՆԱԹԹՎԻ ԱԾԱՆՑՅԱԼՆԵՐ
XII. ՆՈՐ 2-ՍՈԻԼՖԱՄԻԴՈՊԻՐԻՄԻԴԻՆՆԵՐԻ ՍԻՆԹԵԶ

Լ. Ա. ԳՐԻԳՈՐՅԱՆ, Մ. Ե. ՀԱԿՈԲՅԱՆ և Մ. Հ. ԿԱԷԳՐԻԿՅԱՆ

3-Կարբմեթօբսի֊4-ւպկօքսիբենզիլմալոնաթթվի էսթերների և գոլանիդինի 
ցիկլացմամր սինթհզված են 2-ամ(րնա֊4,6-դիօքսիպիրիմիդիններ, որոնք հա֊ 
մապատասխան սոլլֆոքլո րի դն երի ազդեցությամբ փոխարկված են 2-սուլֆա֊ 
'միդաածանցյայներիւ
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ARYLSULPHONIC ACID DERIVATIVES

L. A. GRIGORIAN, M. E. AKOPIAN and M. A. KALDRIKIAN

2-Sulphamidopyrimidtnes have been prepared by the interaction of 
2-amino-4,6-dioxypyrlmidines andHhe corresponding benzosulphochlorides 
in a pyridine solution. 2-Ami noderivatives have been obtained by the 
condensation of guanidine with diethyl 3-carbmetoxy-4-alkoxybensyl- 
malonates.
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КРАТКИЕ СООБЩЕНИЯ
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УДК 547. 314.2 : 546.562

О ПОРЯДКЕ РЕАКЦИИ ПО АЦЕТИЛЕНУ ПРИ ЕГО 
ДИМЕРИЗАЦИИ В ВОДНОМ РАСТВОРЕ ХЛОРИСТОЙ 

МЕДИ И ХЛОРИСТОГО АММОНИЯ

А. С. ТАРХАНЯН, Л. А. ГАСПАРЯН, Т. К. МАНУКЯН,
М. Г. ГАЛОЯН и Л. О. КОЧАРЯН

Научно-производственное объединение <Наирит>, Ереван

Поступило 19 II 1981

Рядом авторов показано [1—6], что в катализаторе Ныолэнда на
блюдаемая скорость димеризации ацетилена первого порядка по аце
тилену. В представленной Ньюлэндом схеме

С,н; + С,Н,------ > СдН< (1)

где С։Нг—активированная одновалентной медью форма ацетилена, ско
рость образования винилацетилена зависит только от концентрации этой 
формы ацетилена [1, 2]. Такая закономерность может быть при концент
рации C2Hj, по крайней мере, на 2—3 порядка меньше концентрации 
свободного ацетилена (около 0,01 моля в исследуемых условиях).

Общая растворимость ацетилена в растворе не зависит от концент
рации Н+-ионов [5, 7, 8], в то время как скорость образования винилаце
тилена проходит через максимум при pH раствора 0,25 и быстро умень-
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