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Взаимодействие 4-гидрокси-1-фенил-6-метилтетрагидропиримидин-2(1Н)-тиона с  гидразидами 
6-меркаптогексановой и липоевой (тиоктовой) кислот с выходами 60–75% приводит к образованию 
4-[(ω-меркаптоацил)гидразино]-1-фенил-6-метилтетрагидропиримидин-2(1Н)-тионов  — перспек-
тивных солигандов для получения гликонаночастиц золота биомедицинского назначения.
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Тетрагидропиримидин-2(1Н)-тионы  — про-
дукты взаимодействия непредельных карбониль-
ных соединений с производными тиомочевины — 
успешно находят свое применение в  онкологии 
при разработке современных противоопухолевых 
препаратов [1].

Биологическая активность таких препара-
тов должна существенно возрастать при усло-
вии их  адресной доставки в  пораженный орган 
или ткань живого организма. Одним из способов 
доставки может являться иммобилизация произ-
водных пиримидин-2(1Н)-тиона на  поверхности 
наночастицы в  качестве солиганда [2]. Данные 
супрамолекулярные объекты способны моделиро-
вать естественную клеточную поверхность и изби-

рательно вступать в комплементарное взаимодей-
ствие с поверхностными клеточными рецепторами 
(лектинами), что обеспечивает целевую доставку 
лекарственного вещества, иммобилизированного 
на их поверхности [3–5].

Мы обнаружили, что взаимодействие 4-гид-
рокси-1-фенил-6-метилтетрагидропиримидин- 
2(1Н)-тиона 1  с гидразидами 6-меркаптогекса-
новой и  липоевой (тиоктовой) кислот проходит 
после непродолжительного кипячения эквимо-
лярных количеств исходных соединений в MeOH 
в  присутствии каталитических количеств АсОН 
и приводит к образованию целевых продуктов 2а,b 
с выходами 60–75% (схема). 
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Циклическое пиримидиновое строение соеди-
нений 2а,b не вызывает сомнений, о чем можно су-
дить на основании данных ЯМР 1Н и 13С спектро-
скопии. Характерным спектральным признаком 
пиримидинового строения соединений 2а,b в спек-
трах ЯМР 13С является заметное сильнопольное 
смещение сигнала атома углерода С4 – 64.80 м.д.  
(N–C–N-окружение) по  сравнению с  аналогич- 
ным сигналом атома углерода исходного соеди-
нения 1 – 70.57 м.д. (N–C–О-окружение) [6].

Спектры ЯМР 1Н и 13С снимали на спектромет-
ре Bruker AC-400 (400 и 100 МГц соответственно). 
Соединение 1 получено по известной методике [6].

4-[(6-Меркаптогексаноил)гидразино]-1-фе- 
нил-6-метилтетрагидропиримидин-2(1Н)-тион 2a.  
Выход: 60%, т.пл. 74–76°С. Спектр ЯМР 1Н  
(ДМСО-d6), δ, м.д.: 1.01 д (3Н, СН3, J 6.5 Гц), 
1.35 м (2Н, СН2), 1.50 м (2Н, СН2), 1.59 м (2Н, СН2), 
1.99 м (1H, Н5), 2.01 т (1Н, SН, J 7.0 Гц), 2.14 м (1Н, 
Н5), 2.27 м (2Н, СН2), 2.48 к (2Н, СН2S, J 7.0 Гц), 
3.83 м (1Н, Н6), 4.33 м (1Н, Н4), 5.57 уш.с (1Н, NН), 
7.14–7.36 м (5Н, Ar), 8.26 уш.с (1Н, NH), 9.42 уш.с 
(1Н, NНСО). Спектр ЯМР 13С (ДМСО-d6), δС, 
м.д.: 19.49 (СН3), 24.77 (СН2), 24.89 (СН2), 27.39 
(СН2), 31.60 (СН2), 33.36 (СН2), 37.80 (С5), 52.70 
(С6), 64.79 (С4), 126.82, 128.55, 129.15, 144.62 (Ar), 
172.94 (С=О), 177.36 (C2). Найдено, %: C 55.67;  
H 7.21; N 15.35. C17H26N4OS2. Вычислено, %: C 
55.70, H 7.15, N 15.29.

4-[(1,2-Дитиолан-3-пентаноил)гидразино]-1-фе- 
нил-6-метилтетрагидропиримидин-2(1Н)-тион 2b.  
Выход: 75%, т.пл. 173–175°С. Спектр ЯМР 1Н 
(ДМСО-d6), δ, м.д.: 1.02 д (3Н, СН3, J 6.5 Гц), 
1.39 м (2Н, СН2), 1.56–1.67 м (4Н, 2СН2), 1.89 м 
(1Н, Н5), 2.09 м (1H, Н5), 2.12 м (2Н, СН2), 2.39 м 
(2Н, СН2), 3.12 м (2Н, СН2), 3.62 м (1Н, СН), 3.93 м 

(1Н, Н6), 4.33  м (1Н, Н4), 5.58 уш.с (1Н, NН), 
7.14–7.38  м (5Н, Ar), 8.25 уш.с (1Н, NH), 9.43 
уш.с (1Н, NНСО). Спектр ЯМР 13С (ДМСО-d6), 
δС, м. д.: 19.48 (СН3), 24.91 (СН2), 28.24 (СН2), 33.27 
(СН2), 34.15 (СН2), 38.97 (С5), 40.01 (СН2), 52.34 
(С6), 56.20 (СН), 64.81 (С4), 126.80, 128.54, 129.14, 
144.61 (Ar), 172.93 (С=О), 177.34 (C2). Найдено, %: 
C 53.69; H 6.71; N 13.23. C19H28N4OS3. Вычислено, 
%: C 53.74; H 6.65; N 13.19.

ЗАКЛЮЧЕНИЕ
Целевые соединения 2а,b могут представлять 

интерес в  качестве биоактивных солигандов для 
получения гликонаночастиц золота — перспек-
тивных средств адресной доставки, диагностики 
и лечения ряда онкологических заболеваний, со-
держащих в своем составе пиримидиновые фраг-
менты [2–5].
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The reaction of 4-hydroxy-1-phenyl-6-methyltetrahydropyrimidine-2(1H)-thione with 6-mercaptohexanoic 
and lipoic (thioctic) acids hydrazides in yields of 60–75% to form 4-[ω-(mercaptoacyl)hydrazino]-tetrahy-
dropyrimidine-2(1H)-thiones as a promising сo-ligands for the preparation of gold glyco-nanoparticles for 
biomedical purposes. 
Keywords: 4-[ω-(mercaptoacyl)hydrazino]tetrahydropyrimidine-2(1Н)-thiones, bio-ligands, gold glyco- 
nanoparticles, targeted delivery
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