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Синтез некоторых новых барбитуратов и 
тиобарбитуратов

Сообщение I. Получение 5-алкил(арил)-5-(5-метоксиметил-7-хлоркротил)- 
барбитуровых и тиобарбитуровых кислот

Как известно, в последнее время повысился интерес к произвол֊ 
ним барбитуровой и тиобарбитуровой кислот в связи с их широким 
применением в медицине.

В химической литературе описаны многочисленные производные 
барбитуровой кислоты, обладающие снотворным свойством, в моле
куле которых один из радикалов в положении 5 содержит двойную 
связь и атом галогена у углеродного атома с двойной связью [1]. 
Нас интересовал синтез таких 5,5-дизамещенных барбитуровых кис
лот, в молекуле которых один из заместителей помимо двойной связи 
в р,7-положении и галогена в у-положении содержал бы также ал- 
коксильную группу в о-положении.

Известно, что при перемещении атома хлора из р֊ в 7-положение 
в хлоркротильном радикале 5,5-дизамещенных кислот резко изме
няются физиологические свойства последних—от снотворных до сильно, 
токсичных[2]. Поэтому интересно было проверить влияние алкоксиль- 
ной группы в В-положении в 7-хлоркротильном радикале на усиление 
снотворных свойств.

Синтез 5,5-дизамещенных производных барбитуровой и тиобар
битуровой кислот производился по следующей схеме:
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Экспериментальная часть

5-Этил- 5-(Ъ-метоксиметил-1-хлоркротил)-барбитуровая кис
лота. Исходные эфиры получены нами ранее известным способом [3]. 
В круглодонной колбе, снабженной обратным холодильником с хлор-
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кальциевой трубкой, был приготовлен этилат натрия из 15 мл абсо
лютного спирта и 0,69 г (0,03 г-ат.) металлического натрия. К горяче
му раствору алкоголята натрия было добавлено 1,8 г (0,03 моля) су
хой мочевины и 10 г (0,03 моля) диэтилового эфира этил-(8-метокси- 
мегил֊т хлоркротил)-малоновой кислоты, растворенных в 15 мл аб
солютного спирта. Смесь была нагрета в течении 12 часов при ПО— 
120е. После отгонки спирта полученная густая масса была растворена 
в воде и подкислена соляной кислотой до кислой реакции (на конго). 
Выпавшие белые игольчатые кристаллы после перекристаллизации 
из водноспиртовой смеси плавились при 118,5—119՝'. Выход 5-этил-5- 
(б-метоксиметил-т-хлоркротил)-барбитуровой кислоты составляет 4,6 г 
(51,1% от теории). Аналогично были получены 5-я-пропил-, 5-я-бу- 
тил-, 5-фенил- и 5.5-ди-(о-метоксиметил-т֊хлоркротил)-барбитуровые 
кислоты.

Константы этих соединений приведены в таблице 1.

к\с/со֊мн\
СН3ОСН։СН1ССГ=СНСН,/ ^СО-МН7

Таблица I

R
Исходи, 

эфир 
в г

Продукт 
реакции 

в г Вы
хо

д 
в %

Т. пл. 
в °С

Анализ 14 в ’/о

найдено вычис
лено

С։Н։ 10,0 4,6 51,1 118.5-119 10,15 9,70
Н-С։Н; 8,5 5,0 64,9 129,5-130 9.48 9,26
н-СцН, 8,0 4,6 63,8 128,5-129 9,11 8,84

С,Н։ 10,0 4,8 52,7 175 — 175,5 8,57 8,30
8,0 3,2 44,6 134,5-135,5 6,99 7,14

Заменой мочевины на тиомочевину аналогично были получены 
5-этил-,5-я-бутил-, 5фенил-, 5-(8-метоксиметил֊т֊хлоркротил)-тиобар- 
битуровые кислоты, константы которых приведены в таблице 2.

СН.О(СН,),СС1=СНСН։ СО-ЫНЧ
х СБ 

R СО— ЫН/

Таблица 2

R
Исходи, 
эфир 
в г

Продукт 
реакции 

в г Вы
хо

д 
" ’

/о

Т. пл. 
в °С

Анализ Б в "/«

найдено вычис
лено

с,н։ 10,5 5,2 54.7 125-125,5 10,50 10,05
н-С«Н, 8,0 4,4 57,9 102-103 9,78 9.62

с.н։ 10,0 6,0 62,7 115-115,5 9,15 9,08
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Выводы

Диэтиловые эфиры алкил(арил)- (о-метоксиметил-.т-хлоркротил)-ма- 
лоновых кислот в присутствии алкоголята натрия конденсируются с 
мочевиной, образуя соответственно 5-алкил(арил)-5-(а-метоксиметил-т- 
хлоркротил)-барбитуровые и 5-алкил(арил)-5-(о-метоксиметил-7-хлор- 
кротил)-! иобарбитуровые кислоты, которые в литературе описываются 
впервые.
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Ս*. Я. Դ*աՈպյա6. Ս*. 2,. Հախնազարյան ЬЦ О- Ա. 'Լազարյան

1Ռ ՔԱՆՒ ՆՈՐ ԲԱՐՐՒՏՈհՐԱՏՆեՐհ ե< ԹԽՈԲԱՐքԴՏՈհՐԱՏՆԵՐԽ 
ՍհՆԲեՋՀաւլոթւյում 1: 5-Ա|կիլ( աթիլ)-5-^-մհթօքսիմեթի[-Հ-քԼորկթոէոիլ)-թաթբիաոՆթային և թիոթաթթիւոութային թթուների ստացումըԱմփոփ ում

Ւնչպես հալտնի է, վերջին ժամանակներս մեծ հետաքրքրութլոլն է 
առաջաւյել բարբիտուրաթ թուների և թի որարբիտուրա թթուների ածանց լալ֊ 
ների նկատմամբ, քանի որ նրանց մեծ մասը էալ^ կի րառութ լուն ունի ինչ֊ 
պես բժշկության մեջ, ալն պես էլ տեխնիկա լի տարբեր բնագավառներում։

Գրականութ լան մեջ հա լան ի են բարբիտուրաթթուների բազմաթիվ 
ածանց լա լհեր, որոնք ունեն քնաբեր հատկութ լուն և որոնց մ ոլեկուլի մեջ 
5֊րդ տեղի ռադի կաէհերից մեկը միացած է կրկնակի կապով և կրում է հալո֊ 
դենի ատոմ։

Մեզ հևտաքրքրեցին ալնպիսի 5 ,5֊ե րկտե ղակաչված բարբիտուրաթթու֊ 
ները, որոնց մոլեկուլի մեջ տեղակս։ լիքներից մեկը, բացի 3, '(-դիրքի կրկնակի 
կապից և "(-դիրքի հալոգենի ատոմից, ն-դիրքում ունենար նաև ալկօքսի խումբ։

Նշված բարբիաուրաթթուների և թիոբարբիտուոաթթուների սինթեզն 
իրականացրել ենք նատրիումի էթիլատի սպիրտա լին լուծուլթի մ իջա վա լրում 
երկտեղակալված մալոնաթթվի դիէ թ իլէս թե րնե րը միզանլութի և թիոմիզա- 
նլութի հետ կոնդենսելով։
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