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Упродовж двох останніх десятиріч естери 2-оксо(тіоксо)-1,2,3,4-тетрагідропіримідин-5-карбонової кислоти, відомі як сполуки Біджинеллі, стали об’єктами посиленої уваги дослідників, завдяки своїй структурній спорідненості з клінічно активними дигідро-піримідиновими блокаторами кальцієвих каналів. Окрім цього, вони характеризуються широким спектром фармакологічної активності: протипухлинної, анальгетичної, протизапальної, противірусної [1-2]. Установлено, що біологічна активність частково гідрованих піримідинових сполук істотно залежить від характеру та ступеня їх функціоналізації. 

Враховуючи виражений фармакологічний ефект метилового естеру 4-(3-гідроксифеніл)-2-тіоксо-1,2,3,4-тетрагідропіримідин-5-карбонової кислоти (препарат Монастрол), обґрунтованим видається отримання та вивчення бактерицидних властивостей нових похідних тетрагідропіримідин-2-тіону, функціоналізованих у положенні 4 гідрокси(метокси)фенільними, а в положенні 5 –  карбамоїльними замісниками.

Для синтетичного розв’язання такої проблеми була використана трикомпонентна взаємодія ацетоацетамідів (Iа-д) з гідрокси(метокси)заміщеними ароматичними альдегідами (IIа-г) та тіосечовиною. Установлено, що 2-добове витримування реагентів у розчині оцтової кислоти при 50-55ºС приводить до амідів 4-арил-6-метил-2-тіоксо-1,2,3,4-тетрагідропіримідин-5-карбонової кислоти (ІІІ а-н) з виходами 58-93 %.  
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І, R = H (а), Ph (б), 2-CF3C6H4 (в), 4-ClC6H4 (г), 4-MeC6H4 (д);
ІІ, Ar = 3,4-(OH)2C6H3 (а), 3-MeO-4-OH-C6H3 (б), 2,4-(CH3O)2C6H3 (в), 2-MeO-5-BrC6H3 (г);
ІІІ, Ar = 3,4-(OH)2C6H3, R = Ph (а); Ar = 3-MeO-4-OH-C6H3, R = H (б), Ph (в), 4-ClC6H4 (г),                   2-CF3C6H4 (д); Ar = 2,4-(CH3O)2C6H3, R = H (e), Ph (є), 4-ClC6H4 (ж), 4-MeC6H4 (з); Ar = 2-MeO-5-BrC6H3, R = H (i), Ph (к), 4-ClC6H4 (л), 4-MeC6H4 (м), 2-CF3C6H4 (н).
Склад і структура синтезованих сполук узгоджуються з результатами елементного аналізу ІЧ- та ЯМР 1Н спектроскопії.
Проведено вивчення антимікробної і протигрибкової активності синтезованих сполук за методом двократних серійних розведень з використанням як тест-мікроорганізмів культур стандартних штамів S.аurеus АТСС 25922 і С.аlbісаns АТСС 885-653.
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