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Осуществлен синтез новых 2,4,5- и 2,4,6-замещенных пиримидинов – аналогов противораково-

го препарата Bayer DG 428. 

Алкилированием 2-тио-5- и 6-метилурацилов нитрофенил- и п-фторфенилалкилгалогенида-

ми получены соответствующие 2-аралкилтио-3,4-дигидро-4-оксо-5- и 6-метилпиримидины, кото-

рые действием хлорокиси фосфора переведены в 4-хлорпроизводные и далее реакцией с различны-

ми аминами – в целевые 4-аминопиримидины. Исследована антибактериальная активность некото-

рых синтезированных соединений. 

a,Kл. ““/л%* 19.  

С целью изыскания новых антиметаболитов пиримидинов, обладающих 

противораковыми, антибактериальными и противовирусными свойствами, нами 

синтезированы аналоги известных химиотерапевтически активных тризамещен-

ных пиримидинов – 4-диметиламино-6- и 5-метил-2-(2-хлорбензилсульфа-

нил)пиримидинов (1а 1а 1а 1а и 1111 bbbb) [1,2]. 

 

N

N

N

R'S

Cl

1a,b

R

1 a:R=H, R'=CH3

1 b:R=CH , R'=H3  

По литературным данным, соединение 1a 1a 1a 1a обладает селективным, но           

кратковременным цитостатическим действием, которое усиливается в                    

соединении 1b 1b 1b 1b (Bayer DG 428), в котором метильная группа находится в               
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положении 5 пиримидинового кольца [2]. Вместе с тем, относительно 5-метиль-

ного производного 1b 1b 1b 1b в литературе имеются противоречивые сообщения – от 

указаний на высокую противоопухолевую активность и селективность [3,4] до 

полного отсутствия таковой [5]. 

С учетом того, что синтезированные ранее аналоги препаратов 1a,b1a,b1a,b1a,b, оказа-

лись токсичными и неактивными [6], и в продолжение исследований по поиску 

новых химиотерапевтически активных пиримидинов [7,8] нами синтезированы 

новые 5- и 6-метил-2,4-дизамещенные пиримидины, где в положение 2 пири-

мидина введена электроноакцепторная нитрофенильная или фторфенильная 

группы с одновременным варьированием числа метиленовых звеньев между фе-

нильной группой и атомом серы, а в положении 4 присутствует ряд алифати-

ческих и ароматических аминогруппировок. 

N

NS
n(H2C)

N
R2 R3

CH3

R

 

Целесообразность введения в молекулу нитрогруппы обоснована данными 

о том, что нитросоединения проявляют определенную избирaтельную токсич-

ность в отношении опухолевых клеток, основанную на ее метаболических прев-

ращениях [9]. 

Необходимо отметить, что в последние годы появились сообщения о про-

тивораковой и антиретровирусной (HIV-1) активности 4,6-дизамещенных-2-ал-

килтио- и 2-бензилтиопиримидинов [10-15]. Синтез осуществлен по схеме: 

HN

N
H

O

S

R

R1

b: R=H, R1=CH3

2 a: R=CH3,R1=H

3 a-c

NaOH
HN

N

O

R

R1S
R2

4 a-e
4

b: R=CH3,R1=H,R2=CH2(3'-NO2-4'-OCH3)C6H3

a: R=CH3,R1=H,R2=CH2CH2CH2(4'-NO2)C6H4

d: R=H,R1=CH3,R2=CH2(3'-NO2-4'-OCH3)C6H3

c: R=H,R1=CH3,R2=CH2CH2CH2(4'-NO2)C6H4

N

N

POCl3

S

Cl

R

R1

5 a-e

6 a-g, 7 a-d

3 = a: (4'-NO2)C6H4(CH2)2CH2Br, b)

e: R=H,R1=CH3,R2=CH2(4'-F)C6H4

R2

(3'-NO2-4'-OCH3)C6H3CH2Cl, c) (4'-F)C6H4CH2Cl

5

b: R=CH3,R1=H,R2=CH2(3'-NO2-4'-OCH3)C6H3

a: R=CH3,R1=H,R2=CH2CH2CH2(4'-NO2)C6H4

d: R=H,R1=CH3,R2=CH2(3'-NO2-4'-OCH3)C6H3

c: R=H,R1=CH3,R2=CH2CH2CH2(4'-NO2)C6H4

e: R=H,R1=CH3,R2=CH2(4'-F)C6H4

2 a,b
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Алкилированием в спирте исходных 2-меркаптопиримидинов 2a,b2a,b2a,b2a,b алкилга-

логенидами 3a3a3a3a----cccc в присутствии эквимолярного количества NaOH получены 

соответствующие S-алкилпроизводные 4a4a4a4a----eeee, которые действием хлорокиси фос-

фора переведены в 4-хлорпроизводные 5a5a5a5a----e.e.e.e. Взаимодействием последних (в слу-

чае 5a,с5a,с5a,с5a,с без очистки) с различными аминами синтезированы целевые пирими-

дины 6 a6 a6 a6 a----g, 7 ag, 7 ag, 7 ag, 7 a----dddd. 

N

N

N

Sn(H2C)

R2R1

6 a-g

N

N

N

S
n(H2C)

R2R1

7 a-d

6; a) R=4'-NO2, R1=R2=CH3, n=3; b) R=4'-NO2, R1=H, R2=CH3, n=3;
c) R=3'-NO2-4'-OCH3, R1=R2=CH2CH3, n=1; d) R=3'-NO2-4'-OCH3, R1=R2=H, n=1;

e) R=3'-NO2-4'-NHCH3, R
1=H, R2=CH3, n=1; f) R=4'-NO2, R

1=H, R2=Ph, n=3;

g) R=3'-NO2-4'-OCH3, R1=H, R2=C(CH3)3, n=1

 7:  a) R=4'-NO2, R1=H, R2=4'-CH3-C6H4, n=3; b) R=3'-NO2-4'-OCH3, R
1=R2=CH3, n=1;

c) R=4'-F, R1=H, R2=3',5'-(CH3)2-C6H3, n=1; d) R=4'-F, R1=H, R2=4'-OCH3-C6H4, n=1

R R

 

Амины 6 f,g6 f,g6 f,g6 f,g получены в виде пикратов. 

Отметим, что при взаимодействии 4-хлорпиримидина 5 b 5 b 5 b 5 b с метиламином 

нами получено диаминопроизводное 6 e6 e6 e6 e. 

Строение полученных соединений вытекает из путей синтеза и подтверж-

дено спектральными данными, элементным анализом и тонкослойной хрома-

тографией. 

Изучение спектров ЯМР синтезированных соединений показало, что в слу-

чае пикрата 4-анилинопроизводного 6 f6 f6 f6 f молекула существует в двух стабильных 

конформациях из-за заторможенности вращения вокруг С-N связи, обусловлен-

ной делокализацией двойной связи в системе N=C-N. 

В ИК-спектрах исходных 4-оксопиримидинов 4 a4 a4 a4 a----e e e e присутствуют характе-

ристические полосы поглощения в интервале 1639-1697 см-1, принадлежащие 

карбонильной группе пиримидинового кольца [16]. 

В спектрах вторичных аминов 6 b,e,f,g6 b,e,f,g6 b,e,f,g6 b,e,f,g, 7 a,c,d7 a,c,d7 a,c,d7 a,c,d присутствует полоса поглоще-

ния в области 3200-3500 см-1, обусловленная валентными колебаниями NH-

группы, а в соединении 6 d6 d6 d6 d – три полосы поглощения (интервал 3160-3460 см-1), 

обусловленные симметричными и антисимметричными колебаниями водород-

ных атомов NH2-группы и водородной связью. 

Учитывая важность микробиологических методов для предварительной ин-

дикации потенциальных противораковых препаратов [17], были изучены анти-

бактериальные свойства некоторых синтезированных соединений (4 b4 b4 b4 b----dddd, 5 b, 6 5 b, 6 5 b, 6 5 b, 6 

aaaa----gggg, 7 b7 b7 b7 b,dddd,). 
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Установлено, что хлорпроизводное 5 b5 b5 b5 b и амины 6 e6 e6 e6 e,gggg    обладают слабой анти-

бактериальной активностью в отношении E.coli (штамм E.coli 0-55), а 6 b6 b6 b6 b и 7 d 7 d 7 d 7 d –––– 

слабым антистафилококковым действием (штамм St. aureus 209p). Указанные 

соединения оказались неактивными в отношении грамотрицательной палочки 

Sh.dysenteriae Flexneri (штамм 6858). Отметим, что контрольный препарат 1b1b1b1b 

(Bayer DG 428) проявил только слабое антистафилококковое действие на вышеу-

казанном штамме. 

ЭксЭксЭксЭкспепепеперириририменменменментальтальтальтальная частьная частьная частьная часть    

ИК-спектры сняты на приборе “Nicolet Avatar 330” в вазелиновом масле, 

спектры ЯМР 1Н – на “Varian Mercury-300” с рабочей частотой 300 МГц, внут-

ренний стандарт – ТМС. Масс-спектр получен на спектрометре “МХ-1321А” с 

непосредственным вводом образца в источник ионизации. ТСХ проведена на 

пластинах марки “Silufol UV-254”, проявитель – пары йода. 

ПиПиПиПириририримимимимидидидидины 4aны 4aны 4aны 4a----e. e. e. e. К раствору 1.42 г (0.01 моля) 2-меркаптопиримидина 

2a2a2a2a,bbbb и 0.4 г (0.01 моля) NaOH в 70 мл 50% этанола добавляют 0.01 моля 3-(4-нит-

рофенил)пропилбромида (3 a)(3 a)(3 a)(3 a) [18], 4-метокси-3-нитробензилхлорида (3 b)(3 b)(3 b)(3 b) [19] 

или 4-фторбензилхлорида (3 c)(3 c)(3 c)(3 c) и смесь перемешивают при комнатной темпера-

туре 24 ч. Отгоняют досуха, добавляют 100 мл воды, выделившийся продукт от-

фильтровывают, сушат и перекристал-лизовывают из 80% этанола. 

5555----МеМеМеМетилтилтилтил----2222----[3[3[3[3----(4(4(4(4----нитнитнитнитророророфефефефенил)пронил)пронил)пронил)пропил]сульпил]сульпил]сульпил]сульфафафафанилнилнилнил----3,43,43,43,4----дидидидигигигигиддддроророро----4444----пипипипириририримимимимидидидиди----

нон (4a)нон (4a)нон (4a)нон (4a). Выход 74.1%, т. пл. 155-157оС. Rf 0.30 (этанол–дихлорэтан, 1:4). ИК-

спектр, ν, см-1: 1650 (СО). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 1.90 (д, 3H, CH3, 4J = 1.0); 

2.04 (м, 2H, CH2CH2CH2); 2.87 (т, 2H, CH2Ar, 3J= 7.6); 3.09 (т, 2H, SCH2, 3J = 7.2); 

7.44 (м, 2H, H(2), H(6), C6Н4NO2); 7.57 (к, 1H, =CH, 4J =1.0); 8.12 (м, 2H, H(3), H(5), 

C6Н4NO2); 12.46 (ш, 1H, NH). Найдено, %: N 13.73; S 10.32. C14H15N3O3S. Вычисле-

но, %: N13.76; S 10.50. 

5555----МеМеМеМетилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----мемемеметоктоктоктоксисисиси----3333----нитнитнитнитроророробенбенбенбензил)сулзил)сулзил)сулзил)сулььььфафафафанилнилнилнил----3,43,43,43,4----дидидидигидгидгидгидроророро----4444----пипипипириририримимимими----

дидидидинон (4bнон (4bнон (4bнон (4b). Выход 79.3%, т. пл. 207-208оС. Rf 0.66 (этанол–дихлорэтан, 1:10). ИК-

спектр, ν,. см-1: 1640 (СО). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 1.92 (д, 3H, CH3, 4J =1.0); 

3.94 (с, 3H, ОСН3); 4.33 (с, 2H, SCH2); 7.16 (д, 1H, Н(5), C6Н3, 3J =8.7); 7.63 (д.д., 1H, 

Н(6), C6Н3, 3J = 8.7, 4J =2.3); 7.64 (ш, 1Н, =CH); 7.86 (д, 1H, Н(2), C6Н3, 4J = 2.3); 

12.51 (ш, 1H, NH). ). ). ). Найдено, %: N13.73; S 10.28. C13H13N3O4S. Вычислено, %: N 

13.67; S 10.43. 
6666----МеМеМеМетилтилтилтил----2222----[3[3[3[3----(4(4(4(4----нитнитнитнитророророфефефефенилнилнилнил)про)про)про)пропил]сульпил]сульпил]сульпил]сульфафафафанилнилнилнил----3,43,43,43,4----дидидидигидгидгидгидроророро----4444----пипипипириририримимимимидидидиди----

нон (4с).нон (4с).нон (4с).нон (4с). Выход 72.7%, т. пл. 165-166оС. Rf 0.43 (этанол–дихлорэтан, 1:10).                  

ИК-спектр, ν, см-1: 1650 (СО). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 2.06 (м, 2H, 

CH2CH2CH2); 2.16 (c, 3H, CH3); 2.88 (т, 2Н, CH2Ar ,3J =7.5); 3.11 (т, 2H,                         

SCH2,   3J = 7.2);   5.84   (c, 1H, =CH);   7.45   (м, 2H,   H(2),   H(6),   C6H4);   8.12   (м, 
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 2H, H(3), H(5), C6H4); 12.24 (ш, 1H, NH). Найдено, %: N 13.94, S 10.18. 

C14H15N3O3S. Вычислено, %: N13.76; S 10.50. 
6666----МеМеМеМетилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----мемемеметоктоктоктоксисисиси----3333----нитнитнитнитроророробенбенбенбенззззил)сульил)сульил)сульил)сульфафафафанилнилнилнил----3,43,43,43,4----дидидидигидгидгидгидроророро----4444----пипипипириририримимимими----

дидидидинон (4d)нон (4d)нон (4d)нон (4d). Выход 78.6%, т. пл. 225-227оС. Rf 0.54 (этанол–дихлорэтан, 1:4). ИК-

спектр, ν, см-1: 1697 (СО). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. Гц : 2.23 (c, 3H, CH3); 3.91 (c, 

3H, OCH3); 4.34 (c, 2H, CH2); 5.93 (ш, 1H, =CH); 7.25 (д, 1H, Н(5), C6Н3, 3J = 8.7); 

7.69 (д.д., 1H, Н(6), C6Н3, 3J = 8.7, 4J = 2.3); 7.96 (д, 1H, H(2), C6Н3, 4J =2.3); 12.31 (ш, 

1H, NH). Найдено, %: N13.92; S 10.57. C13H13N3O4S. Вычислено, %: N 13.67; S 

10.43. 

6666----МеМеМеМетилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----фторфторфторфторбенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнил----3,43,43,43,4----дидидидигидгидгидгидроророро----4444----пипипипириририримимимимидидидидинон (4е)нон (4е)нон (4е)нон (4е). 

Выход 79.7%, т. пл. 177-179оС. Rf 0.63 (этанол–дихлорэтан, 1:10). ИК-спектр, ν, 

см-1: 1639 (СО). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д.: 2.23 (c, 3H, CH3); 4.33 (c, 2H, CH2); 5.86 (c, 

1H, =CH); 6.98 (м, 2H, С6Н4); 7.39 (м, 2Н, С6Н4); 12.24 (ш, 1Н, NH). Найдено, %: N 

11.32; S 13.05. C12H11FN2OS. Вычислено, %: N 11.19; S 12.81. 

ХлорХлорХлорХлорпипипипириририримимимимидидидидиныныныны 5a5a5a5a----е.е.е.е. Смесь 0.01 моля пиримидинов 4 a4 a4 a4 a----ееее в 10 мл хлоро-

киси фосфора кипятят 3 ч, избыток POCl3 отгоняют в вакууме, маслообразный 

остаток выливают на 100 г льда, экстрагируют бензолом, органический слой 

промывают водой 2(50 мл, сушат Na2SO4 и растворитель удаляют в вакууме. 

Хлорпроизводные 5 a, с5 a, с5 a, с5 a, с без дальнейшей очистки сразу используют в реакциях. 

5555----МеМеМеМетилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----мемемеметоктоктоктоксисисиси----3333----нитнитнитнитроророробенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнил----4444----хлорпихлорпихлорпихлорпириририримимимимидиндиндиндин (5b)(5b)(5b)(5b).    

Выход    55.0%, т. пл. 112-113оС (этилацетат–гексан.). Rf 0.86 (дихлорэтан–гексан, 

1:10). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 2.29 (с, 3Н, СН3); 3.93 (с, 3Н, ОСН3); 4.34 (с, 2Н, 

СН2); 7.18 (д, 1H, Н(5), C6Н3, J =8.7); 7.66 (д.д., 1Н, Н(6), C6Н3, 1J = 8.7, 2J = 2.3); 7.91 

(д, 1H, H(2), J = 2.3); 8.44 (с, 1H, CH). Найдено, %: N 12.50; S 9.91. C13H12ClN3O3S. 

Вычислено, %: N 12.90; S 9.84. 

6666----МеМеМеМетилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----мемемеметоктоктоктоксисисиси----3333----нитнитнитнитроророробенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнил----4444----хлорхлорхлорхлорпипипипириририримимимимидин (5dдин (5dдин (5dдин (5d). 

Выход 78.6%, т. пл. 160-161оС (этилацетат-гексан). Rf 0.57 (дихлорэтан–гексан, 

1:10). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. Гц: 2.46 (c, 3H, CH3); 3.94 (c, 3H, OCH3); 4.33 (c, 2H, 

CH2); 7.06 (c, 1H, =CH); 7.17 (д, 1H, H(5), C6H3, 3J = 8.7); 7.66 (д.д., 1H, H(6), C6H3, 
3J =8.7, 4J =2.3); 7.94 (д, 1H, H(2), C6H3 , 4J =2.3). Найдено, %: N 12.62; S 9.58. 

C13H12ClN3O3S. Вычислено, %: N 12.90; S 9.84. 

6666----МеМеМеМетилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----фторфторфторфторбенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнил----4444----хлорхлорхлорхлорпипипипириририримимимимидин (5дин (5дин (5дин (5е)е)е)е). Выход 60.2%, 

т. пл. 58-60оС (этилацетат-гексан). Rf 0.71 (дихлорэтан–гексан, 1:10). Спектр 

ЯМР 1H, δ, м.д.: 2.44 (с, 3Н, СН3); 4.32 (с, 2Н, СН2); 6.99 (м, 2Н, Н(2), H(6), С6Н4); 

7.03 (с, 1Н, =CH); 7.41 (м, 2Н, Н(2), H(5), С6Н4). Найдено, %: N 10.17; S 11.58. 

C12H10ClFN2S. Вычислено, %: N 10.42; S 11.93. 
АмиАмиАмиАмины 6aны 6aны 6aны 6a----g, 7ag, 7ag, 7ag, 7a----d.d.d.d. Амины 6a6a6a6a-eeee,gggg, 7b7b7b7b получены нагреванием в автокла-                 

ве   при   110-120оС   в   течение   4-5  ч   раствора  0.01 моля соответствующего 4- 
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 хлорпроизводного 5a5a5a5a----dddd в 30 мл диоксана с 5-кратным количеством амина (диэ-

тиламин, трет-бутиламин) или с 10 мл насыщенного водного раствора амина в 

воде (аммиак, метиламин, диметиламин). После охлаждения остаток выпари-

вают досуха, обрабатывают небольшим избытком 10% раствора NaHCO3, экстра-

гируют дихлорэтаном 3(50 мл, сушат Na2SO4 и отгоняют растворитель. После 

кристаллизации растиранием с гексаном перекристаллизовывают из спирта. 

АмиАмиАмиАмины 6f, 7a,c,dны 6f, 7a,c,dны 6f, 7a,c,dны 6f, 7a,c,d получают совместным нагреванием эквимолярных коли-

честв 4-хлорпроизводных 5a,c,e5a,c,e5a,c,e5a,c,e с соответствующими анилинами на бане Вуда 

при 120-130оС в течение 1.5-2 ч, после чего охлажденный плав размельчают, об-

рабатывают избытком раствора бикарбоната натрия, фильтруют, сушат и перек-

ристаллизовывают из этанола. 

ПикПикПикПикрарарараты 6 f,g.ты 6 f,g.ты 6 f,g.ты 6 f,g. Растворы 1 ммоля соответствующих оснований и 0.23 г (1 

ммоль) пикриновой кислоты в 7 мл абсолютного спирта кипятят 10 мин, фильт-

руют и оставляют на ночь. Выпавшие кристаллы фильтруют, промывают не-

большим количеством спирта и сушат. 

4444----ДиДиДиДимемемеметитититилалалаламимимиминонононо----5555----мемемеметилтилтилтил----2222----[3[3[3[3----(4(4(4(4----нитнитнитнитророророфефефефенил)пронил)пронил)пронил)пропил]сульпил]сульпил]сульпил]сульфафафафанилнилнилнилпипипипириририримимимими----

дин (6 a)дин (6 a)дин (6 a)дин (6 a). Выход 72.3%, т. пл. 103-105оС, Rf 0.67 (этанол–дихлорэтан, 1:10). 

Спектр ЯМР 1H, δ, м.д. Гц: 2.05 (м, 2H, CH2CH2CH2 ); 2.23 (c, 3H, CH3); 2.88 (т, 2H, 

СН2Ar, J =7.5); 3.03 (т, 2Н, SCH2, J = 7.2); 3.06 (c, 6H, NCH3); 7.43 (м, 2H, H (2), 

H(6), С6Н4); 7.76 (c, 1H, N=CH); 8.11 (м, 2H, H(3), H(5), С6Н4). Найдено, %: N 

16.56; S 10.05. C16H20N4O2S. Вычислено, %: N 16.85; S 9.65. 

5555----МеМеМеМетилтилтилтил----4444----мемемеметитититилалалаламимимиминонононо----2222----[3[3[3[3----(4(4(4(4----нитнитнитнитророророфефефефенил)пронил)пронил)пронил)пропил]сульпил]сульпил]сульпил]сульфафафафанилнилнилнилпипипипириририримимимимидин дин дин дин 

(6 b).(6 b).(6 b).(6 b). Выход 79.7%, т. пл. 115-117оС, Rf 0.63 (этанол–дихлорэтан, 1:4). ИК-спектр, 

ν, см-1: 3250 (NH). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 1.93 (д, 3H, CH3, 4J =1.0); 2.05 (м, 

2H, CH2CH2CH2); 2.86 (д, 3H, NCH3, 3J = 4.6); 2.88 (м, 2H, CH2Ar); 3.03 (т, 2H, 

SCH2, 3J =7.1 ); 6.54 (к, 1H, NH, 3J =4.6); 7.43 (м, 2H, С6Н4), 7.59 (к, 1H, =CH, 4J =1.0); 

8.11 (м, 2H, С6Н4). Найдено, %: N 17.35; S 9.85. C15H18N4O2S. Вычислено, %: N 

17.60; S 10.07. 

4444----ДиэДиэДиэДиэтитититилалалаламимимиминонононо----5555----мемемеметилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----мемемеметоктоктоктоксисисиси----3333----нитнитнитнитроророробенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнилпипипипириририримимимими----

дин (6 c). дин (6 c). дин (6 c). дин (6 c). Выход 67.8%, т. пл. 104-106оС, Rf 0.42 (этанол–дихлорэтан, 1:4). Спектр 

ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 1.18 (т, 6H, CH3, NEt2, 3J = 7.0); 2.22 (д, 3H, =CHN, 4J = 0.8); 

3.49 (к, 4H, CH2, NEt2, 3J =7.0); 3.93 (c, 3H, OCH3); 4.28 (c, 2H, CH2); 7.15 (д, 1H, 

H(5), C6H3, 3J =8.7); 7.62 (д.д., 1H, H(6), C6H3,3J =8.7, 4J =2.3); 7.78 (к, 1H, =CHN); 

7.83 (д, 1H, H(2), C6H3, 4J =2.3).    Найдено, %: N 15.21; S 8.45. C17H22N4O3S. Вычис-

лено, %: N 15.46; S 8.85. 

4444----АмиАмиАмиАминонононо----5555----мемемеметилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----мемемеметоктоктоктоксисисиси----3333----нитнитнитнитроророробенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнилпипипипириририримимимимидиндиндиндин    (6d)(6d)(6d)(6d). 

Выход 53.4%, т. пл. 149-151оС, Rf 0.49 (этанол–дихлорэтан, 1:4). ИК-                   

спектр, ν, см-1: 3450, 3300, 3165 (NH2 ассоц.). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц:                   

1.96 (c, 3H, CH3); 3.92 (c, 3H, OCH3); 4.25 (c, 2H, SCH2); 6.47 (ш, 2H, NH2);                  

7.14     (д,  1H,  H(5),   C6H3,      3J =8.6);   7.64 (д.д.,   1H,     H(6),    C6H3,  3J=  8.6,  4J   
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 =2.3); 7.70 (c, 1H, =CH); 7.86 (д, 1H, H(2), C6H3, 4J =2.3). Найдено, %: N 17.90; S 

10.20. C13H14N4O3S. Вычислено, %: N 18.29; S 10.47. 

5555----МеМеМеМетилтилтилтил----4444----мемемеметитититилалалаламимимиминонононо----2222----(4(4(4(4----мемемеметитититилалалаламимимиминонононо----3333----нитнитнитнитроророробенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнилпипипипириририри----

мимимимидин (6 е). дин (6 е). дин (6 е). дин (6 е). Выход 74.2%, т. пл. 154-155оС, Rf 0.33 (этанол–дихлорэтан, 1:4). 

Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 1.94 (д, 3H, CH3, 4J=0.9); 2.94 (д, 3H, NCH3, J=4.6); 3.00 

(д, 3H, NCH3, J=5.0); 4.22 (c, 2H, CH2); 6.61 (к, 1H, NH, J=4.6); 6.84 (д, 1H, H-5, 

C6H3, J=8.8); 7.55 (д.д., H-6, C6H3, J=8.8, J=2.2); 7.62 (к, 1H, NH, J=5.0); 8.13 (д, 1H, 

H-2, C6H3 , J=2.2). Масс-спектр (ЭУ,70 Эв), m/z (Iотн,%): 319 [M]+ (100), 165 

[(4NHMe-3-NO2-C6H3)CH2]+ (95). Найдено, %: N 21.68; S 9.83. C14H17N5O2S. Вы-

числено, %: N 21.93; S 10.04. 

ПикПикПикПикратратратрат    5555----метилметилметилметил----2222----[3[3[3[3----(4(4(4(4----нитнитнитнитророророфефефефенил)пронил)пронил)пронил)пропил]сульпил]сульпил]сульпил]сульфафафафанилнилнилнил----4444----NNNN----фефефефенинининилалалаламимимиминонононо----

пипипипиримиримиримиримидидидидина (6 f)на (6 f)на (6 f)на (6 f). Выход 65.7%, т. пл. 129-130оС (этанол), Rf 0.50 (этанол–дихло-

рэтан, 1:4 ). ИК-спектр, ν, см-1: 3380 (NH).Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 1.82-1.93 

(м, 2H, CH2CH2CH2); 2.24 и 2.25 (д, 3H, CH3, 4J = 0.9); 2.62 и 2.75 (м, 2H, CH2Ar); 

3.04 и 3.10 (т, 2Н, SCH2,3J = 7.2); 7.19-7.28 (м, 2.5 H), 7.36-7.43 (м, 2.5 H), 7.48-7.57 

(м, 2.5 H) и 7.85 (м, 0.5H, C6H5, C6H4 и =CH); 8.05-8.12 (м, 2H, C6H4); 8.57 (с, 2Н, 

C6H2); 9.91 и 9.99 (ш, 1H, NH); сигнал ОН группы сильнo уширен. Найдено, %: N 

15.90; S 5.54. C26H23N7O9S. Вычислено, %: N 16.08; S 5.26. 

ПикПикПикПикрат 4рат 4рат 4рат 4----((((треттреттреттрет----бубубубутитититилалалаламимимимино)но)но)но)----5555----мемемеметилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----мемемеметоктоктоктоксисисиси----3333----нитнитнитнитроророробенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафа----

нилнилнилнилпипипипириририримимимимидидидидина (6 g)на (6 g)на (6 g)на (6 g): Выход 62.2%, т. пл. 164-165оС, Rf 0.31 (этанол–дихлорэ-

тан, 1:4). ИК-спектр, ν, см-1: 3380 (NH). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 1.48 (c, 9H, 

CH3, трет-Bu); 2.11 (д, 3H, CH3, 4J =0.9); 3.96 (c, 3H, OCH3); 4.54 (c, 2H, CH2); 7.24 

(ш, 1H, NH); 7.26 (д, 1H, H(5), C6H3, 3J =8.7); 7.66 (д.д., 1H, H(6), C6H3, 3J =8.7, 4J = 

2.3); 7.89 (д, 1H, H(2), C6H3, 4J =2.3); 7.95 (к, 1H, =CHN, 4J =0.9 ); 8.56 (c, 2H, =CH 

пикрат); сигнал ОН группы сильнo уширен. Найдено, %: N 16.35; S 5.18. 

C23H25N7O10S. Вычислено, %: N 16.57; S 5.42. 

6666----МеМеМеМеттттилилилил----2222----[3[3[3[3----(4(4(4(4----нитнитнитнитророророфефефефенил)пронил)пронил)пронил)пропил]сульпил]сульпил]сульпил]сульфафафафанилнилнилнил----4444----NNNN----(4(4(4(4----тотототолил)амилил)амилил)амилил)аминонононопипипипириририри----

мимимимидин (7 a)дин (7 a)дин (7 a)дин (7 a). Выход 63.8%, т. пл. 198-199оС, Rf 0.73 (этанол–дихлорэтан, 1:10). 

ИК-спектр, ν, см-1, 3240 (NH).Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 2.00 (м, 2Н, 

CH2CH2CH2); 2.31 (c, 3H, CH3); 2.37 (c, 3H, CH3); 2.79 (т, 2H, СH2Ar, 3J = 7.2); 3.19 

(т, 2H, SCH2, 3J =7.2 ); 6.58 (c, 1H, 5-H); 7.18 (м, 2H, H(2), H(6), C6H4CH3); 7.37 (м, 

2H, H(2), H(6), C6H4NO2); 7.47 (м, 2H, H(3), H(5), C6H4CH3); 8.09 (м, 2H, H(3), H(5), 

C6H4NO2); 10.98 (ш, 1H, NH). Найдено, %: N 14.41; S 8.33. C21H22N4O2S. Вычисле-

но, %: N 14.20; S 8.13. 

4444----ДиДиДиДимемемеметитититилалалаламимимиминонононо----6666----мемемеметилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----мемемеметоктоктоктоксисисиси----3333----нитнитнитнитроророробенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнилпипипипириририримимимими----

дин (7 b):дин (7 b):дин (7 b):дин (7 b): Выход 68.4%, т. пл. 135-137оС, Rf 0.77 (этанол–дихлорэтан,                     

1:10). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 2.26 (с, 3H, CH3); 3.07 (c, 6H, NCH3);                       

3.93 (c, 3H, OCH3); 4.27 (c, 2H, CH2); 6.08 (уш., 1H, 5-Н); 7.15 (д, 1H, H(5),                    

C6H3
 ,     3J =8.7);     7.63   (д.д.,     1H,     H(6),     C6H3, 3J =8.7,   4J =2.3);     7.89 (д,   1H, 
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H(2), C6H3, 4J =2.3). Найдено, %: N 14.73; S 9.36. C15H18N4O3S. Вычислено, %: N 

16.75; S 9.59. 

4444----NNNN----(3,5(3,5(3,5(3,5----ДиДиДиДимемемеметилтилтилтилфефефефенил)аминил)аминил)аминил)аминонононо----6666----мемемеметилтилтилтил----2222----(4(4(4(4----фторфторфторфторбенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнилпипипипириририри----

мимимимидин (7 c)дин (7 c)дин (7 c)дин (7 c): Выход 76.4%, т. пл. 189-191оС, Rf 0.59 (этанол–дихлорэтан, 1:10). 

ИК-спектр, ν, см-1: 3280 (NH).Спектр ЯМР 1H, δ, м.д., Гц: 2.20 (с, 6Н, СН3-С6Н3); 

2.32 (с, 3Н, СН3); 4.44 (с, 2Н, СН2); 6.51 (с, 1Н, 5-Н); 6.77 (т, 1H, H(4), C6H3, 4J =1.2); 

7.08 (м, 2H, H(3), H(5), C6H4F); 7.23 (д, 2H, H(2), H(6), C6H3, 4J =1.2); 7.37 (м, 2H, 

H(2), H(6), C6H4F); 10.48 (ш, 1H, NH). Найдено, %: N 11.62; S 8.89. C20H20FN3S. Вы-

числено, %: N 11.89; S 9.07. 

6666----МеМеМеМетилтилтилтил----4444----NNNN----(4(4(4(4----мемемеметоктоктоктоксисисисифефефефенил)аминил)аминил)аминил)аминонононо----2222----(4(4(4(4----фторфторфторфторбенбенбенбензил)сульзил)сульзил)сульзил)сульфафафафанилнилнилнилпипипипириририримимимими----

дин (7 d)дин (7 d)дин (7 d)дин (7 d): Выход 78.3%, т. пл. 218-220оС, Rf 0.54 (этанол–дихлорэтан, 1:10). ИК-

спектр, ν, см-1: 3270 (NH). Спектр ЯМР 1H, δ, м.д.: 2.38 (с, 3Н, CH3); 3.78 (c, 3H, 

OCH3); 4.36 (c, 2H, CH2 ); 6.50 (ш, 1H , 5-Н); 6.86 (м, 2 H, H(3), H(5), C6H4OCH3); 

6.95 (м, 2H, H(3), H(5), C6H4F); 7.29 (м, 2H, H(2), H(6), C6H4F); 7.43 (м, 2H, H(2), 

H(6), C6H4OCH3); 10.59 (ш, 1H, NH). Найдено, %: N 11.64; S 9.38. C19H18FN3OS. 

Вычислено, %: N 11.82; S 9.02. 

Автор выражает благодарность Р.В. Пароникян за проведение микробиоло-

гических испытаний. 
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Իրականացվել է հակաուռուցքային պրեպարատ Bayer DG 428 ածանցյալներ հանդիսացող 

2,4,5- և 2,4,6-եռտեղակալված նոր պիրիմիդինների սինթեզ: 2-Թիո-5- և 6-մեթիլուրացիլները 

նիտրոֆենիլալկիլհալոգենիդներով ալկիլացնելիս ստացվել են համապատասխան 2-արիլթիո-4-

օքսո-5- և 6-մեթիլպիրիմիդիններ, որոնք ֆոսֆորի օքսիքլորիդի ազդեցությամբ վերածվել են 4-

հալոգենածանցյալների և ապա նպատակային 4-ամինոտեղակալված պիրիմիդինների: 

Ուսումնասիրվել է որոշ սինթեզված միացությունների հակաբակտերիալ ակտիվությունը: 
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Synthesis of the new 2,4,5- and 2,4,6-substituted pyrimidines known antitumor 
compound Bayer 428 analogs has been realized. By alkylation of 2-thio-5- and 6-methyl 
uracils with 3-(4-nitrophenyl)propyl bromide, 4-methoxy-3-nitro-benzylchloride and 4-
fluorobenzyl chloride, corresponding 2-aralkylthiosubstituted 5- and 6-methyl uracils 
have been obtained. At chlorination by POCl3 and subsequent amination with ammonia, 
aliphatic   amines   and anilines,   some   new 4-aminosubstituted   analogs  of Bayer 428 
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cytotoxic pyrimidine have been synthesized. The structures of the new 2,4,5- and 2,4,6-
trisubstituted pyrimidines were established by IR, NMR and elemental analysis. Some 
compounds in this series have been screened for their antibacterial activity and 
dysplayed weak activity against St.aureus and E.coli. in vitro. 
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