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Моно- та поліциклічні піримідини володіють протипухлинною, противірусною, 
протисудомною активностями, проявляють протизапальну та знеболюючу дію, є інгібіторами 
альдозоредуктази, росту рослин. Алкенілфункціоналізовані піримідини добре себе 
зарекомендували як субстрати для дослідження регіоселективності реакцій електрофільної 
гетероциклізації під дією галогеновмісних електрофільних агентів, а галогено- та 
халькогенофункціоналізовані продукти циклізації проявляли високу антибактеріальну, 
протигрибкову та протималярійну активності. Введення до таких алкенілпіримідинів нових 
функціональних груп, здатних до модифікації, може суттєво вплинути на їх реакційну здатність 
та змінити/підсилити біологічну активність продуктів галоциклізації. Нами запропоновано 
синтез 2-алкеніл(алкініл)тіо похідних 5-ціано-6-(п-диметиламінофеніл)-піримідин-4-ону, що 
містять лабільну до функціоналізації ціано-групу. В результаті алкілування 2-тіоксо-5-ціано-6-
(п-диметиламінофеніл)піримідин-4-он ненасиченими алкіл галогенідами в лужному середовищі 
одержано перспективні для гетероциклізації галогеновмісними електрофільними реагентами 
термінальні алкенільні (аліл, металіл) та алкінільні (пропаргіл) тіоетери ціанопіримідинону. 

Ключові слова: 2-тіоксо-5-ціано-піримідин-4-он; алкілування; алкенілтіопіримідинон; 
алкiнілтіопіримідинон. 
 

Функціоналізовані піримідини воло-
діють широким спектром біологічної 
активності. Зокрема, вони володіють 
протипухлинною [1, 2], противірусною [3], 
протисудомною [4] активностями, про-
являють протизапальну та знеболюючу дію 
[5], є інгібіторами альдозоредуктази [6], SecA 
АТФази [7], азиду [8], росту рослин [9]. 
Пошук методів синтезу нових функціоналізо-
ваних та конденсованих похідних піримідину 
є актуальною проблемою. 

Алкенілфункціоналізовані моно- та 
поліциклічні піримідини добре себе 
зарекомендували як субстрати для 
дослідження регіоселективності реакцій 
електрофільної гетероциклізації під дією 
галогеновмісних електрофільних агентів [10-
12], а галогено- та халькогено-
функціоналізовані продукти циклізації 
проявляли високу антибактеріальну, 
протигрибкову та протималярійну активності 
[13, 14]. Введення до таких алкеніл-

піримідинів нових функціональних груп, 
здатних до модифікації, може суттєво 
вплинути на їх реакційну здатність та 
змінити/підсилити біологічну активність 
продуктів галоциклізації. Тому метою даної 
роботи є синтез термінальних 2-
алкеніл(алкініл)тіо похідних 5-ціано-6-(п-
диметиламінофеніл)-піримідин-4-ону 2, 3, що 
містять лабільну до функціоналізації ціано-
групу. 

Для синтезу тіоетерів синтезовано 2-
тіоксо-5-ціано-6-(п-диметиламінофеніл)-
піримідин-4-он 1 трикомпонентною взаємо-
дією еквімолярних кількостей тіосечовини, 
ціанооцтового естеру та п-диметил-
амінобензальдегіду в присутності поташу за 
описаною методикою [14]. Алкілування 
проводили аліл-(металіл-, пропаргіл-) 
галогенідом в лужному середовищі, в 
результаті чого отримали цільові тіоетери 2-4 
з виходом 58-70%. 
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Спектральні дані повністю під-
тверджують будову сполук 2-4. В спектрах 
ПМР тіоетерів 2-4 наявні характерні сигнали 
протонів алільного (мультиплет при 5.92 м.ч., 
три дублети при 5.23, 5.03 та 3.67 м.ч.), 
металільного (синглети при 4.96, 4.78, 3.72 та 
1.77 м.ч.) та пропаргільного (синглети при 
3.81 та 2.82 м.ч.) замісників, що разом з 
даними елементного аналізу вказує на 
проходження алкілування. Новосинтезовані 
алкенільні та алкінільні тіоетери 2-4 є 
зручними об’єктами для дослідження реакцій 
електрофільної гетероциклізації під дією 
галогеновмісних елеткрофільних реагентів. 

 
Висновки 

 
Таким чином, в результаті алкілування 

2-тіоксо-5-ціано-6-(п-диметиламінофеніл)пі-
римідин-4-он ненасиченими алкіл 
галогенідами одержано перспективні для 
гетероциклізації електрофільними 
реагентами термінальні алкенільні та 
алкінільні тіоетери з лабільною до 
функціоналізації ціано-групою. 
 

Експериментальна частина 
 

Спектри ЯМР виміряно на 
спектрометрі Mercury-400 з робочою 
частотою для 1

Н 400 МГц. Точки топлення 
вимірювали на приладі Stuart Melting Point 
30. Елементний аналіз проводили на приладі 
Elementar Vario MICRO. 2-Тіоксо-5-ціано-6-

(п-диметиламінофеніл)-тетрагідропіримідин-
4-он 1 синтезований за методикою [14]. 
Загальна методика синтезу тіоетерів 2-4 

До 0.01 моль 2-тіоксопіримідинону 1, 
розчиненого у 10 мл етанолу, додають 0.012 
моль калій гідроксиду, розчиненого у 3 мл 
води. До утвореного розчину додають 0.012 
моль алкеніл(алкініл) галогеніду і 
перемішують 1 год. Осад коричневого 
кольору фільтрують, перекристалізовують з 
етанолу. 

2-Алілтіо-6-(п-диметиламінофеніл)-5-
ціано-3,4-дигідропіримідин-4-он 2. Вихід 
70%; Тпл 130-132°С. 1Н ЯМР (400 Гц, ДМСО-
d6): δ (м.ч.) 3.03 (с, 6Н), 3.67 (д, J=6.8, 2Н), 
5.03 (д, J=9.6, 1Н), 5.23 (д, J=17.2, 1Н), 5.92 
(м, 1Н), 6.77 (д, J=8.8, 2Н), 7.67 (д, J=8.8, 2Н), 
9.55 (с, 1Н). Вирахувано, % для C16H16N4OS: 
С, 61.54; Н, 5.13; N, 17.95. Знайдено, %: С, 
60.85; Н, 4.97; N, 17.55. 

2-Металілтіо-6-(п-диметиламіно-
феніл)-5-ціано-3,4-дигідропіримідин-4-он 3. 
Вихід 66%; Тпл 157-159°С. 1

Н ЯМР (400 Гц, 
ДМСО-d6): δ (м.ч.) 1.77 (с, 3Н), 2.96 (с, 6Н), 
3.72 (с, 2Н), 4.78 (с, 1Н), 4.96 (с, 1Н), 6.73 (д, 
J=8.8, 2Н), 7.76 (д, J=8.8, 2Н), 9.49 (с, 1Н). 
Вирахувано, % для C17H18N4OS: С, 62.96; Н, 
5.56; N, 17.28;. Знайдено, %: С, 61.25; Н, 5.47; 
N, 17.01. 

2-Пропаргілтіо-6-(п-диметиламіно-
феніл)-5-ціано-3,4-дигідропіримідин-4-он 3. 
Вихід 58%; Тпл 135-137°С. 1

Н ЯМР (400 Гц, 
ДМСО-d6): δ (м.ч.) 2.82 (с, 2Н), 3.02 (с, 6Н), 
3.81 (с, 1Н), 6.76 (д, J=8.8, 2Н), 7.66 (д, J=8.8, 
2Н), 9.64 (с, 1Н). Вирахувано, % для 
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C16H14N4OS: С, 61.94; Н, 4.52; N, 18.06;. 
Знайдено, %: С, 61.16; Н, 4.25; N, 17.69. 
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Functionalized pyrimidines possess a wide spectrum of biological activity. In particular, they 
have antitumor, antiviral, and anticonvulsant activities, exhibit anti-inflammatory and analgesic 
effects, and they are inhibitors of aldose reductase, SecA ATPase, azide, and plant growth. The search 
for methods of synthesis of new functionalized and condensed pyrimidine derivatives is an urgent 
problem. 

Alkenyl-functionalized mono- and polycyclic pyrimidines are promise substrates for studying 
the regioselectivity of electroph  ilic heterocyclization reactions under the influence of halogen-
containing electrophilic agents, and halogen- and chalcogen-functionalized cyclization products 
showed high antibacterial, antifungal, and antimalarial activity. The introduction of new functional 
groups capable to modification into such alkenylpyrimidines can significantly affect their reactivity 
and change/enhance the biological activity of the halocyclization products. We proposed the synthesis 
of 2-alkenyl(alkynyl)thio derivatives of 5-cyano-6-(p-dimethylaminophenyl)-pyrimidin-4-one 
containing a cyano group labile to functionalization. As a result of alkylation of 2-thioxo-5-cyano-6-
(p-dimethylaminophenyl)pyrimidin-4-one with unsaturated alkyl halides in an alkaline medium, the 
terminal alkenyl (allyl, methallyl) and alkynyl (propargyl) thioethers of cyanopyrimidine were 
obtained, promising for heterocyclization with halogen-containing electrophilic reagents . 

Keywords: 2-thioxo-5-cyano-pyrimidin-4-one; alkylation; alkenylthiopyrimidinone; 
alkynylthiopyrimidinone. 
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