СИНТЕЗ И СПЕКТРАЛЬНЫЕ СВОЙСТВА 4-АЛКИЛ-З,4-ДИГИДРОПИРИМИДИН-2(1Н)-ОНОВ(ТИОНОВ)
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Одним из удобных методов синтеза 4-арил-3,4‑дигидропиримидин-2(1Н)‑онов(тионов) является реакция Биджинелли, классический вариант которой заключается в трехкомпонентной конденсации мочевины, ароматического альдегида и ацетоуксусного эфира в присутствии кислоты. Продукты реакции – производные 3,4‑дигидропиримидин-2(1Н)-онов(тионов) – обладают весьма широким спектром фармакологических свойств.
4-Алкилзамещенные 3,4‑дигидропиримидин-2(1Н)-онов(тионов) являются в этом смысле чрезвычайно привлекательными веществами: наличие 4‑алкильного заместителя значительно повышает растворимость и обеспечивает низкую молекулярную массу целевых соединений. Причем, несмотря на огромное количество работ по реакции Биджинелли, систематического исследования синтеза  указанных 4‑алкилпроизводных не проводилось.

В настоящей работе мы получали целевые соединения путем конденсации мочевин 1 с рядом алифатических альдегидов 2 и различными дикарбонильными соединениями 3 в среде ДМФА. Реакция проходит в большинстве случаев однозначно и без образования побочных продуктов, а оптимизация условий реакции позволила повысить выходы ряда целевых соединений 4 вплоть до 88%.
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Прогноз биологической активности полученных соединений проведен с помощью on-line программы PASS C&T. Для производных 4-алкил-3,4‑дигидропиримидин-2(1Н)-онов(тионов) 4 предсказано 33 вида потенциальной активности с вероятностью проявления активности Pа 0,50-0,84, причем максимальная вероятность отсутствия активности Pі составляет около 0,2.

Строение полученных соединений подтверждено данными ПМР-спектроскопии, а также масс-спектрометрии.
_1298666946.cdx

