
cvwTHFSTS OF SOME DERIVATIVES OF O- AND S-CONTAINED 
SIX-MEMBERED SATURATED HETEROCYCLIC COMPOUNDS
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Some derivatives of tetrahydropyran and tetrahydrothiopyran series, 
for example, 5-propargyl and 5,5-dipropargyltetrahydropyran-4-ones and 
the corresponding products of their hydration-5-mono- and 5,5-diacetonyr 
derivatives have been synthesized. Starting from the latter the bicyclic 
diketones have been obtained. Arylsubstituted pyrazolines-the derivatives 
of O- and S-contained six-membered saturated heterocyclic compounds 
have been synthesized as well.
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Исходя из глицидоэфиров тетрагндропнранового ряда синтезированы их структур
ные изомеры—оксиуксусные эфиры, а из последних—амииоэфиры. Получены 2,2-ди- 
метил-4-тетрагндропиранил оксиуксусная кислота, ее гидразид, амид и продукт вос
становления последнего—а-(2,2-днметил-4-тетрагндропиранил)-Р-аминоэтанол.

Биологические исследования показали, что соли полученных аминоэфнров прояв
ляют заметную коронарорасшнряющую активность.

Табл. 2, библ, ссылок 9.

Основой для данного исследования явился тот факт, что синте
зированные ранее в нашей лаборатории некоторые аминоэфиры ■0-окси- 
пропионовых кислот тетрагидропиранового ряда проявляют определен
ную коронарорасшнряющую активность [1].

Синтез эфиров а-оксикислот XI—XIJI нами осуществлен следую
щим образом. Взаимодействием глицидиловых эфиров I—Ш [2] с 48%. 
бромистоводородной кислотой [3] получены эфиры 4-бром-4-тетра- 
гидропираннлокснуксусных кислот V—VII, которые под действием три- 
этиламина подвергаются дегидробромнрованию, превращаясь в смесь. 



двух эндоциклических изомеров—эфиров 2,2-диалкил-Дч֊5-5,6-дигидро- 
пиранил-4- и 2,2-диалкил-Д4'5-5,6-дигидропиранил-4-оксиуксусных кис
лот VIII—X. Если реакция соединений I—III с бромистоводородной кис
лотой проводится в присутствии растворителя (СНС1з) [4], то в основ
ном сразу получаются продукты дегидробромирования VIII—X и лишь 
незначительные количества р-бром-а-оксиэфиров V—VII. Гидрирование 
оксиэфиров VIII—X приводит к эфирам 2,2-диалкил-4-тетрагидропира- 
нилоксиуксусных кислот XI—XIII. Оксиэфир XI получен также встреч
ным синтезом—алкоголизом оксинитрила XXVI, полученного, в свою 
очередь, взаимодействием 2,2-диметил-4-формилтетрагидропирана и 
цианистого калия в кислой среде.

' Осуществлены некоторые превращения полученных оксиэфиров 
XI—XIII. Так, синтезированы аминоэфиры XIV—XIX, взаимодействием 
XII с гидразингидратом получен гидразид XX, с водным аммиаком— 
амид XXI. Последний восстановлением алюмогидридом лития (АГЛ) 
превращен в соответствующий аминоспирт XXII, полученный встречным 
синтезом—восстановлением циангидрина XXVI.

Гидролиз оксиэфира XI привел к оксикислоте XXIV, которая син
тезирована также встречным путем из кетона IV [5]. Частичным окис
лением с помощью двуокиси селена [6] соединение IV превращено в 
глиоксаль XXIII, который подвергается внутримолекулярной реакции 
Канницаро [7] с образованием а-оксикислоты XXIV. Окисление полу
ченного глиоксаля XXIII перманганатом калия приводит к соответст
вующей кетокислоте XXV (схема 1).

носнсоощ иоснсооч, /

0 х/?

&• СИ 
^-•^СНСООН, 

—

носнсоон

сосна

ХХШ

^С^-СНз 
XXIV

снз

*֊о>^

носки

XXVI

СОССОН

сиз 
сн3

XXV

носкскщ
С, Iе* 

0 6*3
ЛХ.ХХ1

'О^СИз 
мч

I. V, VIII, XI. Р~Яа=СН։; 11, VI, IX, XII. Р=СН3, К։=Е1;
III, VII. X, XIII. К=Й։=Е(; XIV. Р=К1=СНЭ; XV. К=СН։, Ка=Е1;

XVI. Р=СН3

XIX. Р---Е1, (R,)

XVII. К-=К։-֊Е1: XVIII. Р=Ец
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Строение соединения VI установлено также декарбоксилированием 
[8] в альдегид XXVII, идентичный ранее полученному [9] (схема 2):
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Изучено биологическое действие солей XIV—XIX. Исследования по
казали, что они при внутривенном введении в> дозах.0,1 и 1 мг/кг увели
чивают коронарный кровоток в среднем на 40-75%.

Экспериментальная часть

ИК спектры сняты на спектрометре UR-20, масс-спектры—на МХ- 
1320 ПМР спектры—на «Varian Т-60». Г^КХ выполнена на приборе 
«Хром-4» с пламенно-ионизационным детектором, неподвижная фаза 
«Silicon elastomer Е-301» 6% на хроматоне N-AW 0,20—0,25мм, обра
ботанном ГМДС. Колонка 120x0,3 см, температура 120—150°. Газ-но
ситель—азот, 0,9—'1,2 л/ч.

Эфиры 2,2-диалкил-Ь™-5,6-дигидропиранил-4- и 2,2-диалкил- Д5.®- 
3,6-дигидропиранил-4-оксиуксусных кислот VIII—X. а) К 190 мл 
(1,1 моля) 48% бромистоводородной кислоты по каплям добавляют 
0,8 моля глицидоэфиров I—III при 15—20°, затем перемешивают еще 
2 ч при комнатной температуре. Реакционную массу нейтрализуют при 
охлаждении ледяной водой, экстрагируют эфиром, промывают водой, 
сушат сульфатом магния. После отгонки эфира остается вязкая масса, 
которая при перегонке в вакууме частично подвергается дегндробро- 
мированию с образованием смеси продуктов V—VII и VIII՛—X (2: 1). 
Поэтому после отгонки эфира к оставшейся вязкой массе без предвари
тельной перегонки* прибавляют равное количество {по весу) сухого 
триэтиламина, перемешивают до гомогенизации и оставляют на ночь. 
На следующий день к образовавшейся кашеобразной массе прибавляют 
200 мл эфира, встряхивают, фильтруют кристаллическую массу (29 г 
Et3N-HBr), промывают эфиром, эфирные вытяжки соединяют, сушат и 
после отгонки растворителя остаток перегоняют в вакууме (табл. 1).

б) К охлажденному в бане со льдом раствору 0,8 моля глицидо
эфиров I—III в 150 мл сухого хлороформа прикапывают 190 мл (1,1 мо
ля) 48% бромистоводородной кислоты. Перемешивают при комнатной 
температуре еще 3,5 ч, нейтрализуют раствором поташа, экстрагируют 
эфиром, сушат сульфатом магния и. после отгонки растворителей остав
шуюся массу перегоняют. Получают 63—70% эфиров оксиуксусных кис
лот VIII—X (табл. 1).

При необходимости можно перегонкой идентифицировать эфиры (2,2-диалкил- 
4-бром-4чгетрагцдропираиил) оксиуксусных кислот V—VII. Так, по описанному ме
тоду с перегонкой получен этиловый эфир 2,2-диметил-4-бром4-тетрагидропиранил- 
оксиуксусной кислоты (VI) с 47% выходом, .т. кип. 116—118°/1 мм. Найдено %: С 
44,60; Н 6,55; Вг 25,92. СиН19О4Вг. Вычислено %: С 44,76; Н 6,48; Вг 27 07 ИК 

■спектр, V, см-': 3430 (ОН), 1720 (СО).
Аналогично получены соединения VIII и X (табл. 1).
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Эфиры 2,2-диалкил-4-тетрагидропиранилоксиуксусных кислот XI— 
XIII. а) 0,05 моля непредельных эфиров VIII—X растворяют в 35— 
40 мл абс. этанола и восстанавливают в автоклаве в присутствии нике
левого катализатора Ренея при 80°, 100 атм в течение 15 ч. Катализа
тор отфильтровывают, спирт удаляют под уменьшенным давлением, 
остаток перегоняют в вакууме.

Таблица 1 
Соединения VII!—XIII
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Найдено, 
% Брутто- 

формула

Вычислено, 
%

С Н С Н

VIII сн3 сн3 62,0 123—125/4 1,4670 60,12 7,88 С1иН,,О 4 59,98 8,05
IX сн3 с,н, 78,8 99-100/1 1,4690 61,34 8,28 СцН։вО4 61.66 8,46
X с,н։ С։Н։ 62,5 120/2 1,4725 63,00 8,73 С։։Н։о04 63.13 8,32

XI сн3 сн3 80,2 109/3 1,4640 59,53 9,14 59,38 8,98
XII сн3 С։н5 87,0 118/8 1,4650 60,90 9,20 СцНзоОч 61,08 9,32

XIII С3Н։ с։н9 74,3 114/2 1,4680 С2,68 9.70 С11Н]]О4 62,58 9,62

Масс-спектр IX, М+ 214, XII —М+ 216.

б) Метиловый эфир 2,2-диметил-4-тетрагидропиранилоксиуксусной 
кислоты (XI). К раствору 84,5 г (0,5 моля) оксинитрила XXVI в 50 :.-л 
метанола при 0—5° прикапывают 150 мл метанола, насыщенного хло
ристым водородом, после чего реакционную смесь кипятят 3 ч. Ней
трализуют, после удаления метанола к оставшейся массе добавляют 
25—30 мл воды, экстрагируют эфиром, промывают водой, сушат сер
нокислым магнием. После удаления эфира остаток перегоняют.

Выходы и некоторые характерные данные полученных оксиуксус- 
ных эфиров XI—XIII приведены в табл. 1.

XI. ИК спектр, V, см~‘: 1725 (СО), 3400 (ОН). ПМР спектр (в 
СС1<), 8, м. д.: 4,3 с (1Н, ОН), 4,2—3,4 м (4Н, 6-СН։, СНОН), 3,6 с 
(ЗН, СООСН3), 2,4-1,20 м (5Н, 3-СН2, 4-СН, 5-СН։), 1,0 с (6Н, 
2-(СН։)։], ‘

хи. ИК спектр, V, сж֊։: 1725 (СО), 3400 (ОН). ПМР спектр 
(в СС14), 8, м, д.: 4,2 м (2Н, Л « 7 Гц, СООСН։), 4,0-3,6 м (4Н, 
6-СН։, СНОН), 2,4-1,4 м (5Н, 4-СН, 3-СНа, 5-СНа), 1,2 т (ЗН, 
3 = 7 Гц, СООСН։СН։), 1,0 с [6Н, 2-(СН3)։].

Аминоэфиры 2,2-диалкил-4-тетрагидропиранилоксиуксусных кис
лот XIV—XIX. Смесь 0,04 моля натриевой соли оксикислоты XI—XIII, 
0,045 моля у-аминохлорида в 60 мл ДМФА кипятят 8 ч, отгоняют раст
воритель, остаток подщелачивают, экстрагируют эфиром, промывают 
водой, сушат сульфатом магния и после отгонки эфира перегоняют в 
вакууме. Выходы и константы полученных аминоэфиров XIV—XIX при
ведены в табл. 2.

Г ид разид 2,2-диметил-4-тетрагидропиранилоксиуксусной кислоты 
(XX). Смесь 5,4 г (0,025 моля) кислоты XII и 1,8 г (0,03 моля) 85%
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гкдразингидрата нагревают с обратным холодильником при 100 110 
1 ч. После отгонки легколетучнх веществ остаток в колбе по .охлажде
нии до комнатной температуры застывает. Выход 4,2 г (83%) соеди
нения XX с т. пл. 84° (из этанола). Найдено %: С 53,30; Н 9,14; М 14,00. 
С»Н1вН>Оз. Вычислено %; С 53,44; Н 8,97; Н 13,85. ИК спектр, V, сл՜1: 
3400 (ОН), 3200—3400 (|ЫНа, МН), 1670 (СО). ПМР спектр (в СО3ОЭ), 
б, м. д.: 4,20—3,40 м (4Н, 4-СН, СНОН, 6-СНа), 2,20—1,40 м (4Н, 3-, 

5-СН.-); 1,20с [6Н, 2-(СН3)„—- Масс-спектр: М+—202.

XIV-XIX Тлвлицл 2 1

Ъзадя- 
aixzj в Вы—

Т'
Т.ХЕС., 
°С/эт> 4’ Найпяз, < йрутго- 

формуя
Зычгилвяо, S T.IK.0S-

С Н Ы С H II
-4*4 3 ÏJ1 , V

ПТ 54,5 I39/I 1,4720 61,10 9,75 4,90 cI4E27N04 61,14 9,95 5.12 гягр.

сиз «նՀ sa ,0 135—139/5 1,4735 33,95 10,60 4,35 Cl4^Na4 63,75 10,36 4,64 71

от СНз О) еэ,5 I76-I73/I 65,00 9,90 4,36 օ17?.31ււօ4 65,14 9,96 4,46 35

от С^5 <¥տ 73,2 I60-I33/I 1.4800 64,90 10,35 4,25 Ci7H33II04 64,72 10,84 4.44 г»р.

от С^5 О) 60,3 I83-I3S/2 62,10 9,30 4,10 CpHaiIIOj 61,æ 9,48 4,25 69

пт С2«5 О) 55,Б I93-2CI/3 — 66,20 9,95 4,14 66,02 10,15 4,2՞ IG?
1

Млсс-спектр сое§. xw м* 313, х/х М*327

Амид 2,2-диметил-4-тетрагидропиранилоксиуксусной кислоты (XXI). 
В стеклянную ампулу помещают 10,8 г (0,05 моля) кислоты XII и 4 мл 
(0,07 моля) 30% водного раствора аммиака. Ампулу запаивают и 
оставляют до образования гомогенной массы (10 ч). После удаления 
легколетучих веществ остаток перегоняют в вакууме. Получают 7,7 г 
(78%) соединения XXI, т. кип. 182°/2 мм. вязкая масса. Найдено %• 
С 58,37; Н 8,95; N 7,40. C9H|7NO3. Вычислено % : С 58,26; Н 9,15; N 7,48. 
ИК спектр, V, см-': 1690(СО), 3240, 3350(NH2), 3450(ОН).

а-(2,2-Диметил-4-тетрагидропиранил)-$-аминоэтанол XXII. а) К 
раствору 7,6 г (0,2 моля) АГЛ в 150 мл сухого эфира, охлажденному в 
бане со льдом, по каплям прибавляют раствор 17 г (0,09 моля) соеди
нения ХХТ в 90 мл сухого ТГФ. Реакционную массу при перемешива
нии нагревают 25 ч при 40°. После охлаждения смесью льда и соли по
следовательно прибавляют 7,5 мл воды, 7,5 мл водного раствора 15% 
едкого натра и 23 мл воды, отфильтровывают и после отгонки раствори
телей остаток перегоняют. Получают 10,0 г (63%) соединения XXII, 
т. кип. 144°/5 мм, п“ 1,4850. Найдено %: С 62,58; Н 11,00; N 7,90. 
CeH1։NO2. Вычислено %: С 62,39; Н 11,05; N 8,08. ИК спектр, v, см՜1: 
3450 (ОН), 3290, 3340 (NHJ. ПМР спектр (в СС14), 3, м. д.-. 4,00- 
3,40 м (4Н, 4-СН, СНОН, 6-CHs), 3,20 с (ЗН, ОН, NH,), 2,60 м (2Н, 
CHjNHj), 2,20-1,40 м (4Н, 3-, 5-СН։), 1,20 с [6Н, 2-(СН։)։].

б) К суспензии 4 г (0,1 моля) АГЛ в 60 мл сухого эфира при ох
лаждении по каплям прибавляют раствор 10,1 г (0,06 моля) XXVJ в 
смеси 100 мл сухого эфира и 50 мл сухого ТГФ с такой скоростью,, что
бы поддерживалась температура реакционной массы 0°. При той же 
температуре перемешивание продолжают еще 1 час. После обычной об
работки удаляют растворители и остальную массу перегоняют в ваку
уме. Получают 7.5 г (73%) соединения ХХП, т. кип. 130°/4 мм, п” 
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1,4840. ИК и ПМР спектры полученных обоими методами (а и б) сое
динений идентичны.

2,2-Диметил-4-тетрагидропиранилглиоксаль XXIII. Смесь 23,3 г 
(0,21 моля) двуокиси селена, 130 мл диоксана и 4,2 мл воды при 50— 
55° перемешивают до гомогенизации (около 0,5 ч), сразу добавляют 
33,5 г (0,21 моля) кетона IV и полученную смесь кипятят при непрерыв
ном перемешивании 4 ч. Горячий раствор отделяют декантацией от 
выпавшего селена и после удаления растворителя и воды остальную 
массу перегоняют в вакууме. Получают 28,5 г (77%) соединения XXIII 
с неприятным запахом. п™ 1,4720. Найдено %: С 63,40; Н 8,40. СдНцОц. 
Вычислено %: С 63,50; Н 8,29. ИК спектр, v, см՜1: 1720 (СО), 
2720 (СНО). ПМР спектр (в СС14), б, м. д.: 9,00 с (1Н, СНО), 3,80— 
3,60м (2Н, 6-СН2), 3,40с (1Н, J=6 Гц, 4-СН), 1,80—1,20м (4Н, 3-, 5- 
СН2), 1,10 с [6Н, 2-(СН3)2].

2,2-Диметил-4֊тетрагидропиранилоксиуксусная кислота (XXIV). а) 
К раствору 16,5 г (0,076 моля) XII при перемешивании прикапывают 
3,0 а (0,076 моля) едкого натра в 10 мл воды, затем смесь перемешивают 
втечение часа при 60—65°. Гомогенную массу после охлаждения нейтра
лизуют соляной кислотой, экстрагируют эфиром, сушат сульфатом маг
ния, отгоняют растворитель и остальную массу перегоняют. Получают 
7,3 г (51%) кислоты XXIV, т. кип. 169—171°/2 мм, вязкая масса. Най
дено %: С 58,17; Н 8,30. C9Hi6O4. Вычислено %: С 57,42; Н 8,56. ИК 
спектр, v, см֊': 3300—3600 (ОН), 1700 (СО). ПМР спектр (в СС14) б, 
м. д.: 8,0 с (1Н, СООН), 4,00—3,40 м (ЗН, СНОН, 6-СН2), 2,40—1,40 м 
(5Н, 4-СН, 3-, 5-СН2), 1,20 с [6Н, 2-СН3)2].

'6) Смесь 17,0 а (0,1 моля) соединения XXIII и 17,2 г (0,1 моля) 
оксида бария, растворенного в 245 мл воды, перемешивают 4 ч при ком
натной температуре и 24 ч при 30°. Реакционную смесь подкисляют 
конц. соляной кислотой, экстрагируют эфиром и высушивают хлористым 
кальцием. После удаления эфира остается густая масса, которую раст
воряют в 295 мл насыщенного раствора гидроксида бария. Через 1 ч 
выпавшую соль фильтруют и ее вновь подкисляют конц. соляной кис
лотой. После экстрагирования эфиром и высушивания удаляют эфир 
и остаток пёрегоняют.Получают 9,0 а (48%) кислоты XXIV, т. кип. 
165—168°/2 мм, вязкая масса. Найдено %: С 57,30; Н 8,60. С9Н16О4. Вы
числено %: С 57,42; Н 8,56. ИК и ПМР спектры соединения XXIV иден
тичны с данными вещества, полученного путем а).

2,2-Диметил-4-тетрагидропиранилглиоксиловая кислтоа (XXV). 
Смесь 10,2 г (0,06 моля) соединения ХХШ смешивают с раствором 
10,2 г (0,064 моля) перманганата калия в 500 мл воды, перемешивают 
при комнатной температуре 1,5 ч. На следующий день отфильтровы
вают двуокись марганца, осадок промывают теплой водой, отгоняют 
большую часть воды оставшуюся массу подкисляют конц. соляной кис
лотой, экстрагируют хлористым метиленом, промывают водой, сушат 
сульфатом магния, после отгонки растворителя остаток в колбе по ох
лаждении кристаллизуется. Выход кислоты XXV 7,8 г (71 %), т. пл. 108°. 
Найдено %: С 58,30; Н 7,80. СвН։4О4. Вычислено %: С 58,05; Н 7,57. ИК 
спектр, V, см՜': 2700(СНО), 1720(СО). ПМР спектр (в CDC13), б, м. д.: 
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10,7 c (1H, COOH) 3,80—3,60 м (2H, 6-CH2), 2,60 m (1H, 4-CH), 2,00— 
1,40 м (4H, 3-, 5-CH2), 1,1 o[6H. 2-(CH3)2].

Циангидрин 2,2-диметил-4-формилтетрагидропирана (XXVI). К 
смеси 40 г (0,28 моля) соединения XXVII и 26 г (0,6 моля) цианистого 
калия в 150 мл воды при охлаждении водой и перемешивании в тече
ние 5—7 мин прикапывают 100 мл 33% раствора серной кислоты. Пе
ремешивание продолжают 2,5 ч при комнатной температуре. На следую
щий день экстрагируют эфиром, эфирные вытяжки сушат. После от
гонки эфира остаток перегоняют в вакууме. Получают 40,0 г (88%) 
циангидрина XXVI, т. кип. 134°/2 мм, Пд 1,4750. Найдено %: С 64,00; 
Н 8,75; N 8,10. CeH։sNO2. Вычислено %: С 63,88; Н 8,93; N 8,27. ИК 
спектр, V, см՜1: 3320 (ОН), 2260 (CN). ПМР спектр, 6, м. д.: 4,8 с (Ш, 

СНОН), 4,15д (2Н, 6-СН2), 3,70д (1Н, ОН), 1,80—1,60м (5Н, 3,5-СН2’ 

•4-CH), 1,20с [6Н, 2-(СН3)2].

ՏԵՏՐԱՀԻԴՐՈՊԻՐԱՆԱՑԻՆ ՇԱՐՔԻ ՕՔՍԻԹԹՈԻՆԵՐԻ ԷՍԹԵՐՆԵՐԻ 
ՍԻՆԹԵԶԸ ԵՎ ՆՐԱՆՑ ՈՐՈՇ ՓՈԽԱՐԿՈԻՄՆԵՐԸ

Ն. Ս. ՀԱՐՈՒԹՅՈՒՆՅԱՆ, է. Հ. ՀԱԿՈՈՅԱՆ և U. 2. ՎԱՐԴԱՆՅԱՆ

Ելնելով տետրահիդրոպիրանային շարքի գլի ցիդոէսթե րն երի ց սին թեղված 
են նշված հետերոցիկլիկ շարքի օքսիթթվի էսթերները և ամինոէսթերները։ 
Ստացված են 2,2-դիմեթիլ-4-տետրահիդրոպիրանիւօքսիթթու, նրա հիգրազի- 
դը, ամիդը և վերջինիս վերականգնման արդյունք' Օ.֊2,2-գիմեթիլ-4֊տետ- 
րահիգրոպիրանիլ-ֆ֊ամ ինոէթանոլը։

կենսաբանական ուսումնասիրությունները 5ni!3 տվնլ> որ ստացված 
ամինոէսթերների աղերը ցուցաբերում են սրտի պսակաձև անոթները լայնաց
նող ակտիվություն։

SYNTHESIS AND SOME TRANSFORMATIONS OF 
»-HYDROXYACIDS OF THE TETRAHYDROPYRAN SERIES

N. S. HARUTTUNIAN, L. H. HAKOPIAN and S. H. VARTANIAN

Starting from the glycido-esters of tetrahydropyran series, the 
synthesis of some esters and amino-esters of the corresponding a-hyd- 
joxyacetlc acids has been realized. 2,2-Dlmethyl-4-tetrahydropyranylhyd-  
roxyacetic acid, its hydrazide and amide as well as the product of the 
reduction of the latter-a-(2,2-dlmethyl-4-tetrabydropyranyl)-p-aminoethanoI 
have been obtained.

The biological Investigations have pointed out that the salts of the 
above mentioned amino-esters show the noticeable vasodilating pro
perties.
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КОНДЕНСИРОВАННЫЕ ПРОИЗВОДНЫЕ 
ТИЕНОПИРИМИДИНОВ

IX. СИНТЕЗ 2-, 3-, 6-ЗАМЕЩЕННЫХ ПИРАНО [4,,3/ : 4,5] ТИЕНО [2,3-d] -
ПИРИМИДИН-4-ОНОВ И ИХ ПРОТИВОСУДОРОЖНАЯ АКТИВНОСТЬ

А. П. МКРТЧЯН, С. Г. КАЗАРЯН, А. С. НОРАВЯН С. А. ВАРТАНЯН, 
И. А. ДЖАГАЦПАНЯН и H. Е. АКОПЯН

Институт тонкой органической химии ни. А. Л. МНДЖОЯНА 
АН Армянской ССР, Еренан

Поступило 26 V 1987

Взаимодействием 2-алкилтетрагидролиран-4-онов с этиловым эфиром циануксуспой 
кислоты получены соответствующие нитрилы. Их реакцией с серой синтезированы 2- 
амино-3-замещенные тиофены. Последние ацилированы и циклизованы аминами в со
ответствующие тнено [2,3-d] пирнмидин-4-оны. Изучена противосудорожная и транкви
лизирующая активность тленопиримидин-4-онов.

Табл. 2, библ, сылок 7.

В предыдущих работах нами было показано, что 4-алкил (арил) ами
но-, 2-алкил-, а также 2-алкил-З-аминозамещенные тиено [2,3-d] пирими- 
дин-4-оны проявляют противосудорожную активность [1—3].

Установлено, что на противосудорожную активность влияют харак
тер и положение заместителя в пиримидиновом кольце, а также приро
да конденсированного цикла [4, 5]. Исходя из вышеизложенного, был 
предпринят синтез новых пиранотиено([2,3-<1]|пиримидин-4-онов с 
варьированием заместителей во 2-, 3- и 6-положениях.

При конденсации кетонов I, II с этиловым эфиром циануксусной 
кислоты были получены нитрилы III, IV. Их взаимодействие с серой 
приводит к 2-амино-З-замещенным пиранотиофенам V, VI. Последние, 
а также полученыне ранее VII—IX [6, 7], ацилированы хлорангидрида- 
ми кислот в замещенные амиды X—XIV, XV—XVII [2, 6],. XVIII—XXI, 
XXV.

Соединение XVII введено в реакцию с циклогексиламином, а XIX и 
XX с морфолином, в результате чего получены соответствующие а- или 
у-аминоациламинотиофены XXII—XXIV. Взаимодействием соединений
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