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ВВЕДЕНИЕ
Пиримидин и  его функциональные произ-

водные (в том числе и дигидропиримидин) име-
ют большое значение, так как эти соединения 
присутствуют в  клетках всех живых организмов 
и  принимают участие в  важных биологических 
процессах. Отмечается [1], что пиримидиновый 
цикл находится на  14 месте из  100 по  частоте 
использования в  лекарственных препаратах. 
Пиримидиновый фрагмент является известным 
и  перспективным фармакофором. Среди раз-
личных видов фармакологической активности 
производных пиримидинов можно выделить 
противотуберкулезную, противовирусную, 
антибактериальную, противовоспалительную, 
иммуномодулирующую, противоопухолевую 
и  многие другие [2–7]. В  то же время не  менее 
ценным, интересным и перспективным классом 
гетероциклических соединений для медицинской 
и  фармацевтической химии являются азолы, 
а именно сим- и виц-триазолы и тетразол, о чем 
свидетельствуют многочисленные исследования 
[8–13]. Исходя из  этого, можно предположить, 

что направленный синтез би- и полициклических 
систем, в структуре которых присутствует сочета-
ние нескольких различных по природе азацикли-
ческих фрагментов, может привести к созданию 
новых соединений, потенциально проявляющих 
широкий спектр биологической 

С целью направленного синтеза функци-
онально замещенных 4,7-дигидротетразо-
ло[1,5-а]пиримидинов нами была проведена 
трехкомпонентная однореакторная реакция 
Биджинелли с применением в качестве эквива-
лента мочевины 5-аминотетразола (схема 1).

РЕЗУЛЬТАТЫ И ОБСУЖДЕНИЕ
В результате конденсации ацетилацетона (1), 

ароматических 2a–b альдегидов и  5-аминотет-
разола (3) в отсутствие растворителя и катализа-
тора при 95–100°С (в условиях расплава) были 
получены соответствующие 7-арилзамещенные 
4,7-дигидротетразоло[1,5-а]пиримидины 4a–b. 
Можно предположить, что образование це-
левых веществ  4a–b протекает по  следующей 
схеме (схема 2).
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На первой стадии происходит конденсация 
ацетилацетона и  ароматического (гетероаро-
матического) альдегида с  образованием нена-
сыщенного β-дикарбонильного соединения 
А, которое в  результате последующей атаки 
5-аминотетразолом формирует интермедиат 
В, циклизация которого и приводит к целевым 
4,7-дигидротетразоло[1,5-а]пиримидиновым 
соединениям. Полученные продукты представ-
ляют собой высокоплавкие слабоокрашенные 
кристаллические вещества с  ограниченной 
растворимостью в органических растворителях. 

В спектрах ЯМР 13С присутствуют харак-
терные сигналы атомов углерода в положениях 
С7, С6 и  С5 в  области  59.3–59.9, 107.8–108.0 
и  146.6–147.0  м.д. соответственно. В  спектрах 
ЯМР 1Н фиксируются характерные сигналы 
протонов в  виде синглета при С7 в  интервале 
6.44–6.45 м.д., а также уширенный синглет NH-
группы пиримидинового цикла при 3.33 м.д. 

Важно отметить, что при введении в реакцию 
хлор- и  метоксизамещенных ароматических 
альдегидов при 150–160°С [14] были выделены 
5-(2-арилэтенил)-7-метилтетразоло[1,5-а]пи-
римидины, что свидетельствует о влиянии тем-
пературы на очередность каскада превращений 
и, как следствие, направление реакции.

Далее при использовании в  качестве экви-
валента мочевины в  реакцию был вовлечен 
2(3)-амино-сим-триазол (5), что позволило 
синтезировать 7-арил- и 7-гетарилзамещенные 
1,2,4-триазоло[1,5-а]пиримидины 6,7 с  выхо-
дами более 30% (схема 3).

В спектрах ЯМР 13С целевых веществ  6, 7 
присутствуют характерные сигналы атомов 
углерода в  положениях С7, С6 и  С5 в  обла-
сти 52.3–59.3, 106.8–107.8 и 147.2–147.3 м.д. со-
ответственно. В спектрах ЯМР 1Н фиксируются 
характерные сигналы протонов в виде синглета 
при С7 в интервале 6.43–6.74 м.д., а также уши-
ренный синглет NH-группы пиримидинового 
цикла при 3.38 м.д.

Соединения 4a,b, 6 и 7 изучены с помощью 
метода синхронного термического анализа с од-
новременной регистрацией  кривых  термогра-
виметрии (ТГ) и дифференциальной сканирую-
щей калориметрии (ДСК). Для соединений 4a,b 
наблюдаются эндотермические пики при 254.9 
и 268.3 С, соответственно (рис. 1), которые обу-
словлены плавлением образцов, и  при данных 
значениях температуры масса образца не изме-
няется (рис. 2). Далее при температуре 320.9 С 
(соединение 4a) и  337.6 С (соединение 4b)  
наблюдаются эндотермические пики, обуслов-
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Схема 3
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ленные фазовым переходом жидкость–газ, 
так как при указанных значениях наблюдается 
интенсивная потеря массы образцами (рис. 2). 
Таким образом, можно сделать вывод о том, что 
соединения 4a,b при нагревании не  претерпе-
вают термического разложения и потеря массы 
преимущественно связана с  фазовым перехо-
дом жидкость–газ (испарением). Известно, что 

некоторые производные 1.3.5-триазина про-
являют аналогичные свойства при нагревании 
[15-18]. 

Для соединения 6 наблюдается несколько эн-
дотермических пиков при 200.2, 216.7 и 267.4 С  
(рис. 1). При этом первые 2 пика обусловлены 
фазовыми переходами и  не связаны с  измене-
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Рис. 1. Кривые ДСК для образцов соединений 4a,b, 
6, 7.
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Рис.  2. Кривые ТГ для образцов соединений 4a,b, 
6, 7.
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Схема 4
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нием массы образца (рис.  2). Третий пик, так 
же как и в случае соединений 4a,b, обусловлен 
фазовым переходом жидкость–газ. Однако для 
соединения 6 также регистрировали небольшой 
экзотермический пик при 327.4 С, который 
связан с  частичной термической деструкцией 
образца. Замена заместителя при С7 в  образце 
7 существенно меняет его термические харак-
теристики. На  кривой ДСК (рис.  1), кроме 
эндотермического пика при 222.1 С, который 
обусловлен плавлением образца, наблюдается 
интенсивный экзотермический пик с  макси-
мумом при 331.9 С, который обусловлен про-
цессом разложения с потерей массы более 60% 
(рис. 2). Кроме того, кривая ТГ для соединения 
7 характеризуется самым высоким значением 
температуры начала потери массы и наличием 
перегибов, что может быть обусловлено ступен-
чатым характером термического разложения 
данного соединения. 

Проведение синтеза в классических условиях 
реакции Биджинелли — кипячение в этиловом 
спирте в присутствии HCl в течение 2 ч — позво-
лило получить целевые би- и полициклические 
системы, в  структуре которых присутствуют 
различные по природе аза- и карбоциклические 
фрагменты. Так, в  результате однореакторной 
реакции конденсации мочевины (8), этилацето-
ацетата (9) и ароматического 2а или гетероаро-
матического 2с альдегидов были получены со-
ответствующие 5-функционально замещенные 
3,4-дигидропиримидин-2-оны 10a,b (схема 4).

При вовлечении в  данного рода превраще-
ния тиомочевины (11) были получены и иден-
тифицированы ожидаемые 5-функционально 
замещенные 3,4-дигидропиримидин-2-тионы 
12a,b (схема 5).

Важно отметить, что замена синтетиче-
ского эквивалента трехуглеродного синтона 
Сδ+–С–Сδ+ этилацетоацетата (9) на этил-2-ци-
аноацетат (13) не привели к целевым продуктам 
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Схема 6
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реакции Биджинелли, во всех случаях с количе-
ственными выходами были получены продукты 
альдольной конденсации вида 14a–c (схема 6), 
каждый из которых выделен в индивидуальном 
виде и охарактеризован.

В связи с этим с целью накопления продук-
тов 14a–c нами были проведены соответствую-
щие реакции конденсации ароматических 2а,b 
и гетероароматического 2с альдегидов с этил-2-
цианоацетатом (13) в условиях кипячения в эта-
ноле в  присутствии эквимолярных количеств 
поташа. Последующее взаимодействие полу-
ченных на  данном этапе этил-α-цианоцинна-
матов 14a–c с  тиомочевиной (11) открывает 
выход на 6-замещенные 4-оксо-2-тиоксопири-
мидины 15a–c (схема 7).

Полученные 6-замещенные 4-оксо-2-тиок-
сопиримидины 15а-b нагревали в  среде азота 
со скоростью 10  С/мин (рис. 3). 

По данным ТГ–ДСК для соединений 15а 
и  15b наблюдаются эндотермические пики 

на  кривой ДСК при 305 и  273 С, которые 
обусловлены плавлением образцов (рис.  3, 
4). Более низкое значение температуры плав-
ления образца 15b, вероятно, обусловлено 
наличием атома брома в  структуре соедине-
ния. При 314.3 и 315.9 С наблюдаются слабые 
экзотермические пики для образцов 15а и 15b, 
соответственно. 

В спектрах ЯМР 13С промежуточных продук-
тов 14a–c фиксируются характерные сигналы 
атомов углерода при двойной связи в  обла-
сти  154.2 и  103.7–105.2  м.д. для фрагментов 
СН= и =С соответственно. В спектрах ЯМР 13С 
целевых веществ  15a–c присутствуют харак-
терные сигналы атомов углерода в положениях 
С2 и С4 в области 176.3–178.2, 158.5–159.7 м.д., 
углеродов нитрильных групп в  интервале 
114.7–115.9  м.д. В  спектрах ЯМР 1Н фикси-
руются характерные сигналы протонов в  виде 
уширенных синглетов NH-групп пиримидино-
вого цикла в области 12.9–13.2 м.д. 
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ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ
ИК спектры получены на  приборе Infralum 

FT-801 в  тонком слое вазелинового масла. 
Спектры ЯМР 1H, 13С и  15N зарегистрированы 
на приборе Bruker AV400 (400.61, 100.13 и 40.55 
МГц соответственно) в ДМСО-d6. Термический 
анализ проводили на  термогравиметрическом 
анализаторе NETZSCH STA449F1 Jupiter 
(NETZSCH, Германия). Навеску соответствую-
щего образца нагревали от 35 до 600 С со ско-
ростью 15 С/мин. Исследования проводили 
в атмосфере аргона (расход аргона 50 мл/мин) 
в алюминиевых тиглях для дифференциальной 
сканирующей калориметрии. 

1-(5-Метил-7-фенил-4,7-дигидротетразо-
ло[1,5-a]пиримидин-6-ил)этанон (4a).  смесь 1  г  
(0.012 моль) 5-аминотетразола (3), 1.3  г (0.012 
моль) альдегида 2a и  1.1  г (0.012 моль) аце-
тилацетона (1) выдерживали при температуре 
95–100°С в  течение ≈ 2  ч до  прекращения 
выделения газа и  затвердевания реакционной 
массы. По окончании реакции смесь охлажда-
ли, промывали этанолом, выпавший осадок 
отфильтровывали. Выход 1.0 г (32%), т.пл. 240–
245 С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.13 с (3Н, СН3), 
2.43 с (3Н, С(О)–СН3), 3.33 уш.с (1Н, NH пири-
мидин), 6.45 с  (1H, C7 пиримидин), 7.20–7.34 
сл.м (5Н, Ph). Спектр ЯМР 13С (ДМСО) δ, м.д.: 
20.0 (С, пиримидин-СН3), 31.0 (С, С(О)–СН3), 
59.9 (С7, пиримидин), 108.0 (C6, пиримидин), 
127.8 (2Сm, Ph), 128.8 (Cp, Ph), 129.1 (2Co, Ph), 

142.1 (Cipso, Ph), 146.6 (C5, пиримидин), 150.7 (C, 
узловой), 195.2 (С, С=О). Найдено, %: С 60.97; 
Н  4.99; N  27.29. С13Н13N5О. Вычислено, %: 
С 61.17; Н 5.13; N 27.43.

Аналогично были синтезированы соедине-
ния 4b, 6, 7.

1-(7-(4-Бромфенил)-5-метил-4,7-дигидро-
тетразоло[1,5-a]пиримидин-6-ил)этанон (4b) из 
1.12  г ацетилацетона (1), 2.18  г альдегида (2b) 
и  1  г 5-аминотетразола (3). Выход 1.5  г (38%), 
т.пл. 263–267°С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.14 
с  (3Н, СН3), 2.43 с  (3Н, С(О)–СН3), 3.33 уш.с 
(1Н, NH пиримидин), 6.44 с  (1H, C7 пирими-
дин), 7.23 д (2Н, Co, Ph, 3J 8.5 Гц), 7.50 (2Н, Cm, 
Ph, 3J 8.5 Гц). Спектр ЯМР 13С (ДМСО), δ, м.д.: 
20.1 (С, пиримидин-СН3), 31.2 (С, С(О)СН3), 
59.3 (С7, пиримидин), 107.8 (C6, пиримидин), 
130.0 (2Сm, Ph), 121.8 (Cp, Ph), 132.0 (2Co, Ph), 
141.5 (Cipso, Ph), 147.0 (C5, пиримидин), 150.8  
(C, узловой), 195.0 (С, С=О). Найдено, %: 
С 47.07; Н 3.52; N 21.13. С13Н12BrN5О. Вычисле-
но, %: С 46.72; Н 3.62; N 20.96.

1-(7-(4-Бромфенил)-5-метил-4,7-дигид-
ро[1,2,4]триазоло[1,5-a]пиримидин-6-ил)этанон 
(6) из  1  г 2(3)-амино-сим-триазола (5), 2.22  г 
альдегида (2b) и 1.2 г ацетилацетона (1). Выход 
1.1  г (28%), т.пл. 265–270°С. Спектр ЯМР 1Н, 
δ, м.д.: 2.14 с (3Н, СН3), 2.43 с (3Н, С(О)СН3), 
3.40 уш.с (1Н, NH пиримидин), 6.43 с (1H, C7 
пиримидин), 7.23 д (2Н, Co, Ph, 3J 8.5 Гц), 7.50 

10
20

100

80
90

60
70

50

30
40

0 400300200100 500 600

М
ас

са
, %

Температура, °C

15a

15b

Рис. 3. Кривые ТГ для образцов соединений 15a,b
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(2Н, Cm, Ph, 3J 8.5 Гц), 8.90 с (1Н, СН триазол). 
Спектр ЯМР 13С (ДМСО), δ, м.д.: 20.1 (С, пири-
мидин-СН3), 31.2 (С, С(О)СН3), 59.3 (С7, пири-
мидин), 107.8 (C6, пиримидин), 130.0 (2Сm, Ph), 
121.8 (Cp, Ph), 132.0 (2Co, Ph), 141.5 (Cipso, Ph), 
147.2 (C5, пиримидин), 150.8 (С, С2 триазол), 
163.0 (C, узловой), 194.3 (С, С=О). Найдено, %: 
С 50.63; Н 3.66; N 16.77. С14Н13BrN4О. Вычисле-
но, %: С 50.47; Н 3.93; N 16.82.

1-(5-Метил-7-(2-фенил-1,2,3-триазол-
4-ил)-4,7-дигидро[1,2,4]триазоло[1,5-a]- 
пиримидин-6-ил)этанон (7) из  0.49  г 2(3)-ами-
но-сим-триазола (5), 1 г альдегида (2с) и 0.58 г 
ацетилацетона (1).. Выход 0.87  г (54%), т.пл. 
210–215°С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.27 с (3Н, 
СН3), 2.44 с  (3Н, С(О)СН3), 3.38 уш.с (1Н, 
NH пиримидин), 6.74 с  (1H, C7 пиримидин), 
7.45–7.90 сл.м (5Н, Ph), 8.69 с (1Н, СН триазол). 
Спектр ЯМР 13С (ДМСО), δ, м.д.: 20.2 (С, пири-
мидин-СН3), 31.2 (С, С(О)СН3), 52.3 (С7, пири-
мидин), 106.8 (C6, пиримидин), 130.2 (2Сm, Ph),  
128.3 (Cp, Ph), 118.8 (2Co, Ph), 139.4 (Cipso, Ph), 
147.3 (C5, пиримидин), 150.7 (С, С2 триазол), 
151.0 (C, узловой), 194.8 (С, С=О), 135.2 (СН, 
1,2,3-триазол), 147.8 (С, 1,2,3-триазол). Найде-
но, %: С 59.63; Н 5.02; N 30.78. С16Н15N7О. Вы-
числено, %: С 59.80; Н 4.71; N 30.51.

Этил-6-метил-2-оксо-4-фенил-1,2,3,4-тетра-
гидропиримидин-5-карбоксилат (10a). К  смеси 
1 г (0.009 моль) альдегида 2а, 0.57 г (0.009 моль) 
мочевины 8 и  1.7  г (0.013 моль) этилацетоаце-
тата 9 в  5 мл этанола добавили 1 каплю конц. 
HCl. Реакционную смесь выдерживали в тече-
ние 3 ч при температуре кипения растворителя. 
По  окончанию реакции  смесь охлаждали, вы-
павший осадок отфильтровывали. Выход 1.3  г 
(56%), т.пл. 202–204 С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 
2.26 с (3Н, СН3), 1.08 т (3Н, СН2–СН3, 3J7.6 Гц), 
3.97 кв (2Н, СН2СН3, 3J 7.6 Гц), 5.16 с (1Н, С4 
пиримидин), 7.76 уш.с (2Н, 2NH пиримидин), 
7.21–7.31 сл.м (5Н, Ph). Спектр ЯМР 13С (ДМ-
СО), δ, м.д.: 18.2 (С, пиримидин-СН3), 14.5 (С, 
СН2СН3), 59.6 (С, СН2СН3), 54.5 (С4, пирими-
дин), 99.8 (C5, пиримидин), 128.8 (2Сm, Ph), 
127.6 (Cp, Ph), 126.7 (2Co, Ph), 145.3 (Cipso, Ph), 
148.7 (C6, пиримидин), 152.3 (C2, пиримидин), 
166.8 (С, СООEt). Найдено, %: С 64.81; Н 6.43; 

N  10.67. С14Н16N2О3. Вычислено, %: С  64.60; 
Н 6.20; N 10.76.

Аналогично были получены соединения 10b, 
12a,b.

Этил-6-метил-2-оксо-4-(2-фенил-1,2,3-
триазол-4-ил)-1,2,3,4-тетрагидропиримидин-5-
карбоксилат (10b) из  1  г альдегида (2с), 0.36  г 
мочевины (8) и 1.14 г этилацетоацетата (9). Вы-
ход 0.7  г (37%), т.пл. 165–167°С. Спектр ЯМР 
1Н, δ, м.д.: 2.26 с (3Н, СН3), 1.12 т (3Н, СН2СН3, 
3J 7.5 Гц), 4.06 кв (2Н, СН2СН3, 3J 7.5 Гц), 5.47 
с  (1Н, С4 пиримидин), 7.86 уш.с (2Н, 2NH 
пиримидин), 7.85 с  (1Н, СН 1,2,3-триазола), 
7.36 т (1Н, Cp, Ph, 3J 5.6 Гц), 7.53 т (2Н, Cm, Ph, 3J 
5.6 Гц), 7.93 т (2Н, Cо, Ph, 3J 5.6 Гц). Спектр ЯМР 
13С (ДМСО), δ, м.д.: 18.2 (С, пиримидин-СН3), 
14.6 (С, СН2СН3), 59.7 (С, СН2СН3), 47.1 (С4, 
пиримидин), 97.8 (C5, пиримидин), 130.1 
(2Сm, Ph), 128.0 (Cp, Ph), 118.6 (2Co, Ph), 139.6 
(Cipso, Ph), 153.2 (C6, пиримидин), 152.8 (C2, 
пиримидин), 165.4 (С, СООEt). Найдено, %:  
С 58.63; Н 5.38; N 21.45. С16Н17N5О3. Вычислено, 
%: С 58.71; Н 5.23; N 21.39.

Этил-6-метил-4-фенил-2-тиоксо-1,2,3,4-тет-
рагидропиримидин-5-карбоксилат (12a) из  1  г 
альдегида (2а), 0.65 г тиомочевины (11) и 1.14 г 
этилацетоацетата (9). Выход 1.5  г (60%), т.пл. 
204–205°С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.29 с  
(3Н, СН3), 1.09  т (3Н, СН2СН3, 3J 7.5  Гц), 4.0 
кв (2Н, СН2СН3, 3J 7.5  Гц), 5.19 с  (1Н, С4 пи-
римидин), 9.64 уш.с (2Н, 2NH пиримидин), 
7.20–7.35  сл.м (5Н, Ph). Спектр ЯМР 13С  
(ДМСО), δ, м.д.: 17.7 (С, пиримидин-СН3), 14.5 
(С, СН2СН3), 60.1 (С, СН2СН3), 54.6 (С4, пири-
мидин), 101.3 (C5, пиримидин), 128.1 (2Сm, Ph), 
129.1 (Cp, Ph), 126.9 (2Co, Ph), 144.0 (Cipso, Ph), 
145.5 (C6, пиримидин), 174.8 (C2, пиримидин), 
166.7 (С, СООEt). Найдено, %: С 61.13; Н 6.11; 
N  10.23. С14Н16N2О2S. Вычислено, %: С  60.85; 
Н 5.84; N 10.14.

Этил-6-метил-4-(2-фенил-1,2,3-триа-
зол-4-ил)-2-тиоксо-1,2,3,4-тетрагидропирими-
дин-5-карбоксилат (12b) из  1  г альдегида (2с), 
0.42  г тиомочевины (11) и  1.1  г этилацетоаце-
тата (9). Выход 0.82  г (43%), т.пл. 115–120°С. 
Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2.32 с (3Н, СН3), 1.11 т 
(3Н, СН2СН3, 3J 7.4 Гц), 4.06 к (2Н, СН2СН3, 3J 
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7.4  Гц), 5.50 с  (1Н, С4 пиримидин), 9.7 и  10.5 
уш.с (2Н, 2NH пиримидин), 7.89 с  (1Н, СН 
1,2,3-триазола), 7.37 д (1Н, Cp, Ph, 3J 7.9  Гц), 
7.52 т (2Н, Cm, Ph, 3J 7.9 Гц), 7.93 д (2Н, Cо, Ph, 
3J 7.9 Гц). Спектр ЯМР 13С (ДМСО), δ, м.д.: 17.1 
(С, пиримидин-СН3), 14.1 (С, СН2–СН3), 58.9 
(С, СН2СН3), 146.1 (С4, пиримидин), 98.9 (C5, 
пиримидин), 129.7 (2Сm, Ph), 127.7 (Cp, Ph),  
118.2 (2Co, Ph), 139.1 (Cipso, Ph), 46.6 (C6, пирими-
дин), 175.2 (C2, пиримидин), 164.7 (С, СООEt).  
Найдено, %: С 55.63; Н 5.17; N 20.51. С16Н17N5О2S. 
Вычислено, %: С 55.96; Н 4.99; N 20.39. 

Этил-2-циано-3-фенилакрилат (14a).  смесь 
5 г (0.047 моль) альдегида 2а, 5.3 г (0.047 моль) 
этил-2-цианоацетата 13 и  6.5  г (0.047 моль) 
поташа в 40 мл этанола выдерживали в течение 
2  ч при температуре кипения растворителя. 
По окончании реакции смесь охлаждали, выли-
вали в холодную воду и нейтрализовали уксус-
ной кислотой. Выпавший осадок отфильтровы-
вали. Выход 2.8 г (74%), т.пл. 40–43 С.

Аналогично были синтезированы соедине-
ния 14b,c.

Этил-3-(4-бромфенил)-2-цианоакрилат (14b) 
из 5 г альдегида (2b) и 3.05 г этил-2-цианоацета-
та (13). Выход 5.6 г (74%), т.пл. 88–93 С.

Этил-2-циано-3-(2-фенил-1,2,3-триазол- 
4-ил)акрилат (14c) из 1 г альдегида (2с) и 0.65 г 
этил-2-цианоацетата (13). Выход 1.2  г (77%), 
т.пл. 87–92°С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 1.32  т 
(3Н, СН2СН3, 3J 7.5 Гц), 4.32 к (2Н, СН2СН3, 3J  
7.5  Гц), 8.36 с  (1Н, =СН), 8.60 с  (1Н, 
СН-1,2,3-триазол), 7.50 (1Н, Cp, Ph), 7.61 (2Н, 
Cm, Ph), 8.04 (2Н, Cо, Ph). Спектр ЯМР 13С (ДМ-
СО) δ, м.д.: 14.3 (С, СН2СН3), 63.0 (С, СН2СН3), 
105.2 (С, =С(CN)COOEt), 130.3 (2Сm, Ph), 129.5 
(Cp, Ph), 119.4 (2Co, Ph), 138.8 (Cipso, Ph), 161.6 
(С, СООEt), 115.1 (C, CN), 142.3 (C, CH=), 
138.8 и  139.8 (2С, 1,2,3-триазол). Найдено, %: 
С 62.84; Н 4.69; N 21.12. С14Н12N4О2. Вычислено, 
%: С 62.68; Н 4.51; N 20.88.

4-Оксо-6-фенил-2-тиоксо-1,2,3,4-тетрагид-
ропиримидин-5-карбонитрил (15a).  смесь 0.5  г 
(0.0025 моль) этил-2-циано-3-фенилакрилата 
14a, 0.18 г (0.0025 моль) тиомочевины 11 и 0.35 г 
(0.0025 моль) поташа в 5 мл этанола выдержи-

вали в  течение 2  ч при температуре кипения 
растворителя. По  окончании реакции  смесь 
охлаждали, выливали в  холодную воду и  ней-
трализовали уксусной кислотой. Выпавший 
осадок отфильтровывали. Выход 0.24  г (42%), 
т.пл. 305°С. Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 12.2 уш.с 
(2Н, 2NH пиримидин), 7.54–7.70 сл.м (5Н, 
Ph). Спектр ЯМР 13С (ДМСО), δ, м.д.: 158.5  
(С4, пиримидин), 90.7 (C5, пиримидин), 176.3 
(С2, пиримидин), 161.0 (С6, пиримидин), 114.7 
(С, CN), 128.7 (2Сm, Ph), 129.4 (Cp, Ph), 128.5 
(2Co, Ph), 132.1 (Cipso, Ph). Найдено, %: С 57.44; 
Н  3.26; N  18.53. С11Н7N2ОS. Вычислено, %: 
С 57.63; Н 3.08; N 18.33.

Аналогично были синтезированы соедине-
ния 15b,c.

6-(4-Бромфенил)-4-оксо-2-тиоксо-1,2,3,4- 
тетрагидропиримидин-5-карбонитрил (15b) из 1 г 
соединения (14b), 0.26  г тиомочевины (11) 
и 0.49 г поташа. Выход 0.6 г (54%), т.пл. 273°С. 
Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 12.9 уш.с (2Н, 2NH 
пиримидин), 7.64 д (2Н, Со Ph, 3J 6.5 Гц), 7.77 д 
(2Н, Сm Ph, 3J 6.5 Гц). Спектр ЯМР 13С (ДМСО), 
δ, м.д.: 159.7 (С4, пиримидин), 90.0 (C5, пири-
мидин), 178.2 (С2, пиримидин), 161.8 (С6, пи-
римидин), 119.9 (С, CN), 131.1 (2Сm, Ph), 131.8 
(2Co, Ph), 131.9 (Cipso, Ph). Найдено, %: С 43.17; 
Н  2.21; N  13.41. С11Н6BrN3ОS. Вычислено, %: 
С 42.87; Н 1.96; N 13.64.

4-Оксо-6-(2-фенил-1,2,3-триазол-4-ил)-2-
тиоксo-1,2,3,4-тетрагидропиримидин-5-карбо-
нитрил (15c) из  0.64  г соединения (14с), 0.14  г 
тиомочевины (11) и 0.33 г поташа. Выход 0.4 г 
(57%). Спектр ЯМР 1Н, δ, м.д.: 11.78 уш.с (2Н, 
2NH пиримидин), 7.02–7.93 сл.м (5Н, Ph). 
Найдено, %: С 53.01; Н 2.58; N 28.55. С13Н8N6ОS. 
Вычислено, %: С 52.70; Н 2.72; N 28.36.

ЗАКЛЮЧЕНИЕ
Используя различные варианты экспери-

ментального проведения реакции Биджинелли 
(такие как, условия расплава, кипячение в сре-
де растворителя, последовательно-ступенчатое 
взаимодействие трехуглеродного синтона Сδ+-
С-Сδ+ этил 2-цианоацетата с альдегидами с по-
следующей циклизацией с тиомочевиной) были 
синтезированы и идентифицированы разнооб-
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разные би- и  полициклические производные 
пиримидина (в том числе и конденсированного 
ряда), в  структуре которых присутствуют раз-
личные по  природе аза- и  карбоциклические 
фрагменты. Полученные соединения были 
изучены с помощью синхронного термического 
анализа (ТГ-ДСК). Установлено, что наличие 
в  качестве заместителя 2-фенил-1,2,3-триа-
зольного фрагмента при С7 в  образце 7 суще-
ственно меняет его термическое поведение 
по сравнению с другими целевыми веществами, 
рассмотренных в рамках данной работы. Зафик-
сирован интенсивный экзотермический пик 
с максимумом при 331.9 С, который обусловлен 
процессом разложения с  потерей массы более 
60%, кроме того, ТГ кривая характеризуется 
самым высоким значением температуры начала 
потери массы и  наличием перегибов, что сви-
детельствует о ступенчатом характере термиче-
ского разложения данного соединения. 

Состав и  строение всех синтезированных 
соединений доказаны методами ЯМР и  ИК 
спектроскопии и  подтверждены данными эле-
ментного анализа.
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Based on the modification of the Biginelli reaction, various bi- and polycyclic pyrimidine derivatives 
(including the condensed series) were synthesized and identified, in the structure of which there are aza- 
and carbocyclic fragments of various nature.

Keywords: pyrimidine, 1,2,4-triazole, 1,2,3-triazole, tetrazole, Biginelli reaction, condensation, urea, 
thiourea, CH-activated substrate, differential scanning colorimetry, thermogravimetry
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