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Аннотация. В результате реакции гетероциклизации замещенных бигуанидов и ацетоуксусного 
эфира получен ряд N-(1,6-дигидропиримидин-6-он)-2-ил-N’-гуанидинов, взаимодействие которых с 
арил(гетарил)альдегидами приводит к образованию конденсированной гетероциклической системы 
2-R-8-метил-4-Ar(Het)-1,4-дигидро-6H-пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-она.
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Abstract. In the heterocyclization reaction of substituted biguanides and acetoacetic ester series of 
N-(1,6-dihydropyrimidine-6-one)-2-yl-N’-guanidines have been obtained, interaction of which with  
aryl(hetaryl)aldehydes leads to the formation of condensed heterocyclic system 2-R-8-methyl-4-Ar(Het)-
1,4-dihydro-6H-pyrimido[1,2-a][1,3,5]triazine-6-one.
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Как показано нами и другими авторами ранее, 
N-арилбигуаниды являются удобными исходны-
ми веществами для синтеза библиотек гетероци-
клических соединений, содержащих триазиновый 
или  пиримидиновый циклы [1-3]. В последнем 
случае гетероциклизация осуществляется с помо-
щью β-дикарбонильных соединений: дикетонов 
и кетоэфиров [3-5]. Среди продуктов реакции об-
наружены вещества с антималярийной, противо-
паразитарной и другими видами биологической 
активности [5-8]. 

В предыдущих работах были подробно ис-
следованы реакции гетероциклизации арилби-
гуанидов, содержащих различные заместите-
ли в ароматическом кольце, c β-кетоэфирами, в 
частности с ацетоуксусным эфиром, приводя-
щие к N-(1,6-дигидропиримидин-6-он)-2-ил-N’-
арилгуанидинам  [3,9]. 

В настоящей работе представлены реакции 
гетероциклизации N-замещенных бигуанидов, 
а именно N-алкилбигуанидов, производных пи-
перидина, 1-R-пиперазинов с ацетоуксусным 

эфиром. Полученные N-(1,6-дигидропиримидин-
6-он)-2-ил-N’-гуанидины, при  взаимодей-
ствии с арил(гетарил)альдегидами образуют 
новую конденсированную гетероциклическую 
систему 2-R-8-метил-4-Ar(Het)-1,4-дигидро-6H-
пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-она.

ОБСУЖДЕНИЕ РЕЗУЛЬТАТОВ
В настоящей работе установлено, что взаимо-

действие    N-алкилбигуанидов 3 с ацетоуксусным 
эфиром протекает в метаноле при комнатной тем-
пературе и приводит к образованию соответству-
ющих пиримидинонов 4, для которых характерна 
таутомерная форма аналогичная 2 [9-10].

Для получения новых производных пи-
римидотриазинов были изучены реакции 
N-дигидропиримидинил-N’-R-гуанидинов 2 с 
различными арилальдегидами. Так, при длитель-
ном (20-25 ч) кипячении соединений  2 с соответ-
ствующим карбонильным соединением в ДМФА 
образуется конденсированная гетероциклическая 
система 2-анилино-8-метил-4-арил-1,4-дигидро-
6H-пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-она 5, содер-
жащая сим-триазиновый цикл, аннелированный 
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к пиримидиновому. В литературе встречаются 
единичные примеры получения пиримидо[1,2-a]
[1,3,5]триазинов, не имеющих в своей структуре 
двух оксо- или тиоксогрупп. Так показано, что в 
уксусной кислоте взаимодействие 1-(6-оксо-1,6-
дигидропиримидин-2-ил)гуанидинов с триэти-
лортоацетатом протекает региоселективно с об-
разованием негидрированных пиримидо[1,2-a]
[1,3,5]триазин-6-онов [10,11]. 

Схема 1

При взаимодействии гуанидинов 2 с карбо-
нильными соединениями возможно образование 
двух региоизомерных структур 5 и 5’. Данные 
ЯМР 1Н и ЯМР 13С-спектроскопии, а также дан-
ные масс-спектрометрии не позволяют сделать 
однозначного выбора в пользу той или иной 
структуры. На основании анализа данных дву-
мерной ЯМР-спектроскопии доказано, что из 
двух возможных альтернативных структур обра-
зуется гетероциклическая система 5. Так, в спек-
тре НМВС соединения 5b наблюдается кросс-пик 
между протоном метинового углеродного атома 6 
в триазиновом цикле и карбонильным углеродом 
1 в пиримидиновом ядре. В структуре 5’ такой пик 
не может проявиться вследствие пространствен-
ной удаленности указанных групп. Подобное про-
текание реакции может служить дополнительным 
подтверждением существования соединений 2 в 
виде оксо-пиримидинов с о-хиноидной структу-
рой. 

Схема 2

Аналогично с арил(гетарил)альдегидами реа-
гируют гуанидины 4 при этом образуются заме-
щенные 2-амино-4-арил-8-метил-1,4-дигидро-6Н-
пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-оны 6.

Найдено, что при использовании микроволно-
вой активации время реакции замещенных гуани-
динов 2 и 4 с альдегидами сокращается в 8 раз и 
составляет 3 часа.

Структура полученных соединений доказана 
данными элементного анализа (таблица 1), ЯМР 
1Н спектроскопии (таблица 2), ЯМР 13С спектро-
скопии (таблица 3) и масс-спектрометрии (табли-
ца 4).

Схема 3

Таблица 1
Физико-химические характеристики соединений 4-6

С
ое

ди
не

ни
е

Брутто- 
формула

Найдено, % 
Вычислено, %

Т.
 п

л.
, °

C

В
ы

хо
д,

 %

C H N

4a C11H17N5O
56.24
56.15

7.30
7.28

29.83
29.76

238-
240 70

4b C16H19ClN6O 55.53
55.41

5.57
5.52

24.20
24.23

260-
262 55

4c C11H13N5O2
53.50
53.44

5.27
5.30

28.28
28.32

293-
295 47

5a C20H19N5O
69.47
69.55

5.58
5.54

20.23
20.28

282-
284 53

5b C20H18ClN5O
63.19
63.24

4.81
4.78

18.39
18.44

279-
281 51

5c C21H20ClN5O
64.11
64.04

5.08
5.12

17.82
17.78

274-
276 49

5d C20H19N5O
69.62
69.55

5.50
5.54

20.32
20.28

253-
255 56

5e C21H21N5O3
64.38
64.44

5.39
5.41

17.93
17.89

248-
250 45

5f C21H21N5O2
67.24
67.18

5.62
5.64

18.62
18.65

268-
270 47

5g C19H16ClN5O
62.43
62.38

4.39
4.41

19.18
19.14

258-
260 71

6a C18H21N5O
66.78
66.85

6.58
6.55

21.70
21.66

302-
304 83

6b C18H20 СlN5O 60.38
60.42

5.61
5.63

19.61
19.57

278-
280 62

6c C24H25ClN6O
64.16
64.21

5.59
5.61

18.69
18.72

238-
240 42

6d C18H16ClN5O2
58.54
58.48

4.34
4.36

18.89
18.94

208-
210 59

6e C17H20N6O
63.02
62.95

6.19
6.21

25.87
25.91

310-
312 83
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Синтез новых 1,4-дигидро-6Н-пиримидо[1,2-А][1,2,5]триазин-6-онов

Таблица 2
Спектры  ЯМР 1Н соединений 4-6

Соединение Хим. сдвиги, d

4a 1.47 (4Н, м, 2СН2); 1.59 (2Н, м, СН2); 2.05 (3Н, с, СН3); 3.53 (4Н, т, J = 5.3, 2NСН2); 5.42 (1Н, с, 
СН); 6.79 (1Н, уш. с, NН); 8.47 (1Н, уш. с, NН); 10.55 (1Н, уш. с, NН).

4b

2.05 (3Н, с, СН3); 3.22 (4Н, т, J = 5.1, 2NСН2); 3.70 (4Н, т, J = 5.1, 2NСН2); 5.50 (1Н, с, СН); 6.81 
(1Н, д. д, J = 7.8, J = 1.7, СНаром); 6.90 (1Н, уш. с, NН); 6.95 (1Н, д. д, J = 8.4, J = 2.3, СНаром); 
7.01 (1Н, т, J = 2.2, СНаром); 7.23 (1Н, т, J = 8.2, СНаром); 8.60 (1Н, уш. с, NН); 10.79 (1Н, уш. с, 
NН).

4c

2.03 (3Н, с, СН3); 4.43 (2Н, д, J = 5.3, NСН2); 5.50 (1Н, с, СН); 6.36 (1Н, д, J = 2.9, СНфурил); 6.40 
(1Н, м, СНфурил); 6.87 (1Н, уш. с, NН); 7.60 (1Н, м, СНфурил); 8.10 (1Н, уш. с, NН); 10.60 (1Н, уш. 
с, NН);10.73 (1Н, уш. с, NН).

5a

2.11 (3H, c, СН3пирим.); 2.23 (3H, c, СН3); 5.83 (1Н, с, СНпирим.); 6.95 (1Н, с, СНтриазин.); 7.13 (2H, д, 
J = 8.1, 2СНаром.); 7.27 (2H, д, J = 7.4, 2СНаром.); 7.30-7.42 (5H, м, 5СНаром.); 8.32 (1H, уш.с, NH); 
9.50 (1H, уш.с, NH).

5b
2.10 (3H, c, СН3пирим.); 2.28 (3H, c, СН3); 5.81 (1Н, с, СНпирим.); 6.93 (1Н, с, СНтриазин.); 7.09-7.48 
(8H, м, 8СНаром.); 8.28 (1H, уш.с, NH); 9.50 (1H, уш.с, NH).

5c

2.10 (3H, c, СН3пирим.); 2.14 (3H, c, СН3); 2.15 (3H, c, СН3);  5.82 (1Н, с, СНпирим.); 6.91 (1Н, с, 
СНтриазин.); 7.08 (1H, д, J = 8.1, 1СНаром.); 7.14 (1H, с, 1СНаром.); 7.20-7.30 (3H, м, 3СНаром.); 7.47 
(2H, д, J = 8.4, 2СНаром.); 8.25 (1H, уш.с, NH); 9.45 (1H, уш.с, NH).

5d 2.12 (3H, c, СН3пирим.); 2.28 (3H, c, СН3); 5.85 (1Н, с, СНпирим.); 6.90 (1H, д, J = 7.9, 1СНаром.); 6.95 
(1Н, с, СНтриазин.); 7.18-7.41 (8H, м, 8СНаром.); 8.32 (1H, уш.с, NH); 9.50 (1H, уш.с, NH).

5e
2.09 (3H, c, СН3пирим.); 3.71 (3H, c, OСН3); 3.72 (3H, c, OСН3);  5.79 (1Н, с, СНпирим.); 6.85 (1Н, с, 
СНтриазин.); 6.91-6.95 (4H, м, 4СНаром.); 7.19 (2H, д, J = 8.7,  2СНаром.); 7.39 (2H, м, 2СНаром.); 8.19 
(1H, уш.с, NH); 9.38 (1H, уш.с, NH).

5f

2.10 (3H, c, СН3пирим.); 2.29 (3H, c, СН3); 3.72 (3H, c, OСН3);  5.81 (1Н, с, СНпирим.); 6.86 (1Н, с, 
СНтриазин.); 6.91 (2H, д, J = 8.8, 2СНаром.); 7.01 (1H, д, J = 7.7, 1СНаром.); 7.07 (1H, c, 1СНаром.); 7.15 
(1H, д, J = 7.5, 1СНаром.); 7.26 (1H, т, J = 7.6, 1СНаром.); 7.30-7.40 (2H, м, 2СНаром.); 8.21 (1H, уш.с, 
NH); 9.35 (1H, уш.с, NH).

5g 2.09 (3H, c, СН3пирим.); 5.82 (1Н, с, СНпирим.); 6.95 (1Н, с, СНтриазин.); 7.15-7.72 (9H, м, 9СНаром.); 
8.56 (1H, уш.с, NH); 9.23 (1H, уш.с, NH).

6a
1.42-1.62 (6H, м, 3СН2пиперид.); 2.07 (3H, c, СН3пирим.); 3.50-3.62 (4H, м, 2NСН2пиперид.); 5.77 (1Н, 
с, СНпирим.); 6.82 (1Н, с, СНтриазин.); 7.16 (2H, д, J = 7.2, 2СНаром.); 7.25-7.38 (3H, м, 3СНаром.); 8.73 
(1H, уш.с, NH)

6b
1.42-1.62 (6H, м, 3СН2пиперид.); 2.08 (3H, c, СН3пирим.); 3.49-3.63 (4H, м, 2NСН2пиперид.); 5.76 (1Н, с, 
СНпирим.); 6.81 (1Н, с, СНтриазин.); 7.18 (2H, д, J = 8.5, 2СНаром.); 7.45 (2H, д, J = 8.5, 2СНаром.); 8.79 
(1H, уш.с, NH)

6c

2.10 (3H, c, СН3пирим.); 2.29 (3H, c, СН3); 3.16-3.30 (4H, м, 2СН2пипераз.); 3.63-3.70 (4H, м, 
2СН2пипераз.); 5.82 (1Н, с, СНпирим.); 6.83 (1H, д. д, J = 11.2, J = 1.7, 1СНаром.); 6.88 (1Н, с, СНтриазин.); 
6.93 (1H, д. д, J = 8.5, J = 2.1, 1СНаром.); 7.01 (1H, т, J = 2.1, 1СНаром.); 7.13-7.27 (5H, м, 5СНаром.); 
8.95 (1H, уш.с, NH)

6d

2.08 (3H, c, СН3пирим.); 4.32-4.55 (2H, м, СН2); 5.77 (1Н, с, СНпирим.); 6.24 (1H, д, J=2.9, 
1СНфурил.); 6.40 (1H, т, J = 2.1, 1СН фурил.); 6.88 (1Н, с, СНтриазин.); 7.23 (2H, д, J = 7.7, 
2СНаром.); 7.44 (2H, д, J = 8.2, 2СНаром.); 7.60 (1H, д, J = 2.9, 1СН фурил.); 7.63 (1H, уш.с, 
NH); 8.17 (1H, уш.с, NH)

6e

1.42-1.62 (6H, м, 3СН2пиперид.); 2.08 (3H, c, СН3пирим.); 3.52-3.62 (4H, м, 2NСН2пиперид.); 
5.78 (1Н, с, СНпирим.); 6.90 (1Н, с, СНтриазин.); 7.41 (1H, д. д, J = 8.0, J = 4.8, 1СНпирид.); 7.53 
(1H, д, J = 8.0 1СНпирид.); 8.42 (1H, д, J = 2.2, 1СНпирид.); 8.54 (1H, д. д, J = 4.8, J = 1.1, 
1СНпирид.); 8.82 (1H, уш.с, NH)
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Таблица 3
Спектры  ЯМР 13C соединений 5-6

Соединение Хим. сдвиги, d

5a

20.4 (C СН3); 23.9 (C СН3пирим.); 60.0 (С-6триазин.); 103.6 (С-2пиримид.); 120.8 (C-4” Ph); 121.2 (C-2’,6’ 
Ar); 125.4 (C-2”,6” Ph); 128.7 (C-3”,5” Ph); 129.2 (C-3’,5’ Ar);  132.8 (C-4’ Ar); 135.6 (C-1’ Ar); 
139.7 (C-1” Ph); 153.6 (C-5 C=N); 154.0 (C-4 C=N); 160.5 (C-1 C=O); 165.8 (C-3 C=N).

5b

20.3 (C СН3); 23.7 (C СН3пирим.); 59.5 (С-6триазин.); 103.5 (С-2пиримид.); 121.3 (C-2’,6’ Ar); 127.3 (C-
2”,6” Ar); 128.7 (C-3”,5” Ar); 129.2 (C-3’,5’ Ar);  132.8 (C-4’ Ar); 133.2 (C-4” Ar); 135.4 (C-1’ Ar); 
138.6 (C-1” Ar); 153.3 (C-5 C=N); 153.8 (C-4 C=N); 160.3 (C-1 C=O); 165.7 (C-3 C=N). 

5c

18.8 (C СН3); 19.6 (C СН3); 23.9 (C СН3пирим.); 59.5 (С-6триазин.); 103.5 (С-2пиримид.); 119.2 (C-6’ Ar); 
122.9 (C-2’ Ar); 127.4 (C-2”,6” Ar); 128.8 (C-3”,5” Ar); 129.7 (C-4’ Ar);  132.0 (C-5’ Ar); 133.4 (C-
4” Ar); 135.5 (C-3’ Ar); 136.6 (C-1’ Ar); 138.7 (C-1” Ar); 153.6 (C-5 C=N); 154.1 (C-4 C=N); 160.4 
(C-1 C=O); 165.9 (C-3 C=N).

5d

21.2 (C СН3); 23.9 (C СН3пирим.); 60.0 (С-6триазин.); 103.7 (С-2пиримид.); 118.4 (C-6’ Ar); 121.7 (C-2’ Ar); 
124.5 (C-4” Ph); 125.4 (C-2”,6” Ph); 126.3 (C-5’ Ar); 128.8 (C-3”,5” Ph); 129.0 (C-3’ Ar);  138.1 
(C-1’ Ar); 139.7 (C-1” Ph); 153.6 (C-5 C=N); 154.0 (C-4 C=N); 160.5 (C-1 C=O); 165.8 (C-3 C=N).

5e

23.9 (C СН3пирим.); 55.2 (C OСН3); 55.3 (C OСН3); 59.7 (С-6триазин.); 103.4 (С-2пиримид.); 114.0 (C-3”,5” 
Ar); 114.1 (C-3’,5’ Ar);  123.5 (C-2’,6’ Ar); 126.7 (C-2”,6” Ar); 131.9 (C-1’ Ar); 132.0 (C-1” Ar); 
153.7 (C-5 C=N); 154.3 (C-4 C=N); 156.0 (C-4’ Ar); 159.4 (C-4” Ar); 160.5 (C-1 C=O); 165.7 (C-3 
C=N). 

5f

21.2 (C СН3); 23.9 (C СН3пирим.); 55.3 (C OСН3); 60.0 (С-6триазин.); 103.4 (С-2пиримид.); 114.1 (C-3’,5’ 
Ar); 122.4 (C-2’,6’ Ar); 123.4 (C-6” Ar); 126.0 (C-4” Ar); 128.7 (C-2” Ar); 129.3 (C-5” Ar); 130.8 
(C-3” Ar); 137.9 (C-1’ Ar); 139.8 (C-1” Ar); 153.8 (C-5 C=N); 154.2 (C-4 C=N); 156.0 (C-4’ Ar); 
160.4 (C-1 C=O); 165.7 (C-3 C=N).

5g

23.7 (C СН3пирим.); 60.4 (С-6триазин.); 103.9 (С-2пиримид.); 125.5 (C-4” Ph); 125.6 (C-6’ Ar); 126.4 (C-4 
Ar);  126.7 (C-2’ Ar); 126.8 (C-5’ Ar);  127.7 (C-2”,6” Ph); 128.8 (C-3”,5” Ph); 129.9 (C-3’ Ar); 135.4 
(C-1’ Ar); 139.69 (C-1” Ph); 153.0 (C-5 C=N); 154.0 (C-4 C=N); 160.3 (C-1 C=O); 165.7 (C-3 C=N).

6a

23.8 (C СН3пирим.); 23.9 (C-3 СН2пиперидин.); 25.5 (C-2,4 СН2пиперидин.); 45.3 (C-1,5 СН2пиперидин.);  59.7 
(С-6триазин.); 102.3 (С-2пиримид.); 125.2 (C-2,6 Ph); 128.5 (C-4 Ph); 128.7 (C-3,5 Ph); 139.6 (C-1 Ph); 
153.9 (C-5 C=N); 154.7 (C-4 C=N); 160.6 (C-1 C=O); 166.0 (C-3 C=N).

6b

23.8 (C СН3пирим.); 23.9 (C-3 СН2пиперидин.); 25.5 (C-2,4 СН2пиперидин.); 45.4 (C-1,5 СН2пиперидин.);  59.4 
(С-6триазин.); 102.4 (С-2пиримид.); 127.2 (C-2,6 Ar); 128.8 (C-3,5 Ar); 133.2 (C-4 Ar); 138.6 (C-1 Ar); 

153.8 (C-5 C=N); 154.6 (C-4 C=N); 160.5 (C-1 C=O); 166.1 (C-3 C=N).

6c

23.8 (C СН3пирим.); 23.9 (C-3 СН2пиперидин.); 25.5 (C-2,4 СН2пиперидин.); 45.4 (C-1,5 СН2пиперидин.);  59.4 
(С-6триазин.); 102.4 (С-2пиримид.); 127.2 (C-2,6 Ar); 128.8 (C-3,5 Ar); 133.2 (C-4 Ar); 138.6 (C-1 Ar); 

153.8 (C-5 C=N); 154.6 (C-4 C=N); 160.5 (C-1 C=O); 166.1 (C-3 C=N).

6d

23.8 (C СН3пирим.); 37.2 (C СН2); 59.7 (С-6триазин.); 103.0 (С-2пиримид.); 107.1 (C-2 фурил.); 110.6 
(C-3 фурил.); 127.4 (C-2,6 Ar); 128.7 (C-3,5 Ar); 133.2 (C-4 Ar); 139.0 (C-4 фурил.); 142.4 (C-1 
Ar); 151.8 (C-1 фурил.); 153.6 (C-5 C=N); 155.9 (C-4 C=N); 160.5 (C-1 C=O); 165.9 (C-3 C=N).

6e

23.8 (C СН3пирим.); 23.9 (C-3 СН2пиперидин.); 25.5 (C-2,4 СН2пиперидин.); 45.4 (C-1,5 
СН2пиперидин.);  58.5 (С-6триазин.); 102.4 (С-2пиримид.); 123.9 (C-4 Py); 133.1 (C-1 Py); 135.2 

(C-2 Py); 146.8 (C-3 Py); 149.9 (C-2 Py); 153.7 (C-5 C=N); 154.6 (C-4 C=N); 160.5 (C-1 
C=O); 166.3 (C-3 C=N).

Таблица 4
Масс-спектры соединений 4-6

Соединение m/z (Irel., %)

4a

235 (100) [M+]; 192 (5.11); 178 (8.51); 153 (16.32); 152 (83.88); 151 (46.55); 126 (89.41); 125 
(9.81); 111 (5.51); 110 (54.85); 109 (12.11); 85 (6.41); 84 (87.79); 83 (5.51); 82 (8.11); 69 (8.71); 
68 (19.42); 56 (11.61); 55 (13.41); 54 (9.01); 44 (5.81); 43 (11.51); 42 (16.62); 41 (15.62); 39 
(8.01); 30 (5.11); 29 (6.11)

Столповская Н. В., Шихалиев Х. С., Шестаков А. С., Крыльский Д. В.,  Перегудова А. С.
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Таблица 4 (Продолжение)
Масс-спектры соединений 4-6

Соединение m/z (Irel., %)

4b

346 (13.01) [M+]; 234 (34.43); 193 (15.02); 192 (7.21); 181 (26.33); 180 (100); 179 (20.72); 151 
(53.95); 140 (11.11); 139 (15.42); 138 (38.84); 126 (9.41); 125 (8.31); 111 (14.31); 110 (9.81); 109 
(12.81); 85 (6.81); 84 (19.02); 77 (5.91); 75 (5.61); 69 (11.21); 68 (28.93); 67 (5.61); 56 (23.02); 
55 (8.71); 54 (9.31); 44 (6.81); 43 (37.24); 42 (22.62); 41 (7.61); 40 (5.81); 39 (6.41); 30 (7.51); 29 
(8.01)

4с

247 (100) [M+]; 230 (8.01); 219 (4.60); 218 (36.24); 152 (9.61); 151 (35.04); 135 (7.61); 126 (73.17); 
125 (5.21); 121 (7.91); 110 (41.74); 109 (19.52); 97 (6.71); 96 (19.82); 95 (7.01); 94 (5.01); 84 
(30.23); 83 (6.11); 82 (10.31); 81 (67.97); 69 (19.82); 68 (30.33); 67 (10.91); 55 (7.01); 54 (13.01); 
53 (48.65); 52 (8.61); 51 (6.41); 44 (6.31); 43 (28.23); 42 (24.12); 41 (13.51); 40 (9.41); 39 (21.02); 
30 (5.11); 29 (8.31)

5a

345 (29.13) [M+]; 344 (23.62); 268 (27.33); 242 (7.91); 241 (43.24); 240 (6.21); 236 (6.01); 222 
(19.42); 221 (100); 214 (9.01); 133 (6.91); 132 (19.52); 131 (17.42); 125 (25.73); 109 (30.53); 107 
(7.31); 106 (18.52); 104 (24.42); 91 (33.43); 84 (11.91); 79 (8.31); 78 (7.31); 77 (35.14); 69 (15.12); 
68 (7.31); 67 (10.91); 65 (13.01); 54 (7.81); 51(8.41); 44 (12.01); 43 (6.11); 42 (11.11); 39 (11.81); 
29 (13.91) 

5b

379 (100) [M+]; 309 (25.09); 268 (47.33); 255 (8.91); 241 (33.58); 229 (6.25); 222 (20.53); 199 
(24.53); 185 (9.01); 173 (6.91); 165 (6.91); 158 (19.52); 138 (17.42); 125 (25.73); 109 (30.53); 102 
(7.31); 91 (33.43); 84 (11.91); 77 (35.14); 65 (13.01); 51(8.41); 39 (11.81); 28 (13.91)

5с

393 (100) [M+]; 392 (80.58); 378 (12.01); 283 (6.71); 282 (42.54); 271 (19.72); 270 (10.51); 269 
(56.56); 256 (13.81); 255 (50.05); 254 (11.31); 248 (16.42); 213 (5.11); 172 (5.31); 147 (5.81); 146 
(14.11); 145 (10.61); 140 (8.31); 138 (14.41); 131 (11.11); 125 (9.31); 111 (5.81); 109 (7.81); 105 
(5.21); 68 (7.31); 32 (5.11) 

5d
345 (100) [M+]; 344 (86.59); 343 (0.60); 331 (1.70); 330 (7.61); 268 (23.52); 241 (11.91); 221 
(27.73) 

5е

391 (100) [M+]; 390 (69.87); 377 (0.60); 376 (6.71); 375 (11.31); 374 (4.70); 361 (0.60); 284 (25.43); 
273 (10.21); 268 (9.51); 267 (56.26); 258 (16.92); 257 (50.55); 256 (20.12); 244 (15.62); 241 (7.91); 
240 (6.21); 231 (5.31); 226 (6.41); 174 (5.21); 161 (5.91); 149 (5.91); 148 (18.42); 136 (5.51); 135 
(8.11); 134 (32.03); 125 (7.71); 123 (6.01); 109 (12.31); 108 (6.31); 105 (5.41); 77 (6.51)

5f

375 (100) [M+]; 374 (44.74); 361 (0.90); 360 (4.50); 285 (6.21); 284 (34.93); 258 (12.11); 257 
(46.15); 256 (15.92); 252 (6.41); 251 (33.83); 236 (5.31); 228 (17.72); 174 (5.21); 149 (7.01); 148 
(23.42); 134 (5.41); 133 (32.23); 125 (10.41); 122 (5.51); 120 (9.91); 119 (5.21); 118 (24.52); 117 
(6.61); 116 (5.01); 109 (21.82); 108 (7.51); 105 (10.71); 93 (5.71); 92 (6.31); 91 (19.82); 90 (6.61); 
84 (5.31); 78 (5.41); 77 (6.51); 69 (6.61); 67 (6.71); 65 (7.61)

5g
365 (98.40) [M+]; 364 (76.38); 331 (8.01); 330 (34.33); 329 (1.60); 328 (1.70); 290 (15.22); 289 
(7.31); 288 (47.55); 263 (6.01); 262 (12.01); 261 (18.02); 244 (5.51); 243 (33.23); 242 (16.62); 241 
(100); 227 (6.91); 214 (12.41); 178 (5.01); 152 (8.11); 125 (14.31); 109 (10.51); 104 (7.81); 77 (6.11)

6a

323 (22.92) [M+]; 246 (53.55); 220 (41.34); 219 (12.11); 205 (14.91); 192 (16.02); 191 (32.13); 177 
(17.72); 151 (7.41); 150 (8.71); 136 (10.01); 131 (16.32); 125 (8.51); 111 (19.52); 110 (21.12); 109 
(68.27); 104 (31.33); 103 (11.01); 96 (7.21); 91 (6.71); 84 (100); 83 (9.41); 82 (7.91); 77 (37.94); 69 
(37.84); 68 (17.22); 67 (22.72); 56 (15.72); 55 (50.35); 54 (14.01); 51 (13.41); 44 (29.13); 43 (14.71); 
42 (38.84); 41 (70.87); 39 (22.62)

6b

357 (9.21) [M+]; 354 (0.80); 246 (39.74); 220 (24.62); 219 (6.51); 205 (14.31); 192 (13.81); 191 
(18.82); 138 (17.72); 111 (23.12); 110 (13.31); 109 (57.26); 96 (6.51); 84 (100); 83 (6.31); 82 (5.21); 
69 (38.24); 68 (18.82); 67 (19.92); 56 (18.52); 55 (47.65); 54 (9.91); 44 (36.34); 43 (14.81); 42 
(32.83); 41 (55.46); 40 (16.72); 39 (12.31); 30 (7.81); 29 (49.25)

6с

296 (8.91); 295 (52.85); 294 (8.01); 293 (16.92); 282 (100); 270 (6.91); 253 (9.41); 179 (15.22); 169 
(12.31); 168 (18.22); 167 (42.44); 166 (52.15); 165 (69.67); 145 (21.82); 140 (12.32); 139 (19.92); 
138 (45.85); 132 (47.55); 125 (6.71); 120 (17.42); 118 (29.33); 117 (9.61); 111 (16.92); 110 (15.92); 
109 (55.06); 105 (18.52); 96 (6.81); 91 (16.02); 84 (6.61); 82 (5.41); 69 (16.62); 68 (7.81); 67 (8.81); 
56 (24.82); 55 (7.21); 54 (5.21); 42 (12.31) 

Синтез новых 1,4-дигидро-6Н-пиримидо[1,2-А][1,2,5]триазин-6-онов
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Таблица 4 (Продолжение)
Масс-спектры соединений 4-6

Соединение m/z (Irel., %)

6d

369 (100) [M+]; 368 (7.21); 367 (1.70); 354 (2.30); 353 (2.20); 352 (7.51); 351 (1.60); 343 (2.30); 
342 (6.51); 341 (8.11); 340 (16.22); 324 (1.40); 274 (10.21); 258 (6.51); 247 (5.51); 244 (7.21); 230 
(11.21); 216 (7.31); 209 (9.91); 165 (6.61); 163 (5.91); 151 (19.92); 140 (7.21); 138 (11.91); 137 
(5.11); 125 (5.61); 109 (9.01); 81 (27.83); 53 (8.01)

6е
324 (22.92) [M+]; 323 (9.31); 322 (2.50); 295 (2.80); 247 (12.81); 246 (87.99); 241 (12.51); 220 
(30.33); 219 (12.71); 205 (12.01); 192 (9.71); 191 (12.81); 177 (5.61); 32 (7.51)

Таким образом, на основе  N-дигидропирими-
динил-N’-R-гуанидинов с арилальдегидами воз-
можен синтез 1,4-дигидро-6Н-пиримидо[1,2-a]
[1,3,5]триазин-6-онов.

МЕТОДИКА ЭКСПЕРИМЕНТА
Спектры ЯМР 1Н и 13С зарегистрированы на 

приборе Bruker AM-400 (400 и 125 МГц соответ-
ственно) в ДМСО-d6 при 30 °С. В качестве стан-
дарта использованы сигналы остаточных про-
тонов растворителя в спектрах ЯМР 1Н (dH 2.50 
м. д.). Отнесения сигналов в спектрах ЯМР 13С 
осуществлялось на основе справочных и литера-
турных данных [12]. Для записи двумерных спек-
тров использованы стандартные методики фирмы 
Bruker. Эксперименты HMBC оптимизировали 
для КССВ JH,C = 8 Гц. Масс-спектры с иониза-
цией ЭУ записаны на спектрометре MX-1321 с 
прямым вводом образца при 100–150 °C и уско-
ряющем напряжении 70 эВ. Элементный анализ 
выполнен на приборе Perkin Elmer 2400. Темпера-
туры плавления определены на приборе ПТП-М. 
Контроль за протеканием реакции осуществлен 
методом ТСХ на пластинах Silufol UV-254, элю-
ент CHCl3–МеОН, 10:1.

Арилбигуаниды 1
Гидрохлориды соединений 1 получены вза-

имодействием ароматических аминов с дициан-
диамидом кипячением в спирте в присутствии 
эквимольного количества соляной кислоты по 
методике [13]. Свободные основания получены 
добавлением эквимольного количества щелочи к 
горячим водным растворам гидрохлоридов.

Бигуаниды 3
Гидрохлориды соединений 3 получены взаи-

модействием гидрохлоридов соответствующих 
аминов с дициандиамидом кипячением в бутано-
ле по методике [14]. Свободные основания полу-
чены кипячением с эквимольным количеством 
метилата натрия в метаноле.

N-(4-Метил-1,6-дигидропиримидин-6-он-2-
ил)-N’-арил(алкил)гуанидины (2,4)

Столповская Н. В., Шихалиев Х. С., Шестаков А. С., Крыльский Д. В.,  Перегудова А. С.

 Получены взаимодействием эквимольных ко-
личеств бигуанидов 1 и 3 с ацетоуксусным эфи-
ром в метаноле [3,9]. 

2-Анилино-8-метил-4-арил-1,4-дигидро-
6H-пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-оны 5 и 
2-R-8-метил-4-арил(гетарил)-1,4-дигидро-6H-
пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-оны 6

Общая методика: Смесь 10 ммоль гуанидина 2 
или 4 и 11 ммоль альдегида кипятят в ДМФА в те-
чение 20-25 ч. После охлаждения осадок отфиль-
тровывают и  перекристаллизовывают из ДМФА. 
(При использовании микроволновой активации 
время реакции составляет 3 часа)

 По данной методике получены:
2-(4-метилфенил)амино-8-метил-4-фенил-

1,4-дигидро-6H-пиримидо[1,2-a][1,3,5] триазин-
6-он 5 а, 2-(3,4-диметилфенил)амино-8-метил-4-
(4-хлорфенил)-1,4-дигидро-6H-пиримидо[1,2-a]
[1,3,5]триазин-6-он 5 b, 2-(3-метилфенил)
амино-8-метил-4-фенил-1,4-дигидро-6H-
пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-он 5 с, 2-(4- ме-
токсифенил)амино-8-метил-4-(4-метоксифенил)-
1 , 4 - д и г и д р о - 6 H - п и р и м и д о [ 1 , 2 - a ] [ 1 , 3 , 5 ]
триазин-6-он 5 d, 2-(4-метоксифенил)амино-
8-метил-4-(3-метилфенил)-1,4-дигидро-6H-
пиримидо[1,2-a][1,3,5] триазин-6-он 5 е,  
2-(2-хлорфенил)амино-8-метил-4-фенил-1,4-
дигидро-6H-пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-он 5 f, 
2-(4-метилфенил)амино-8-метил-4-(4-хлорфенил)-
1,4-дигидро-6H-пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-
6-он 5 g, 2-(пиперидин-1-ил)-8-метил-4-
фенил-1,4-дигидро-6H-пиримидо[1,2-a][1,3,5]
триазин-6-он 6 а, 2-(пиперидин-1-ил)-8-метил-4-
(4-хлорфенил)-1,4-дигидро-6H-пиримидо[1,2-a]
[1,3,5]триазин-6-он 6 b, 2-(4-(3-хлорфенил)
пиперазин-1-ил)-8-метил-4-(4-метилфенил)-
1,4-дигидро-6H-пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-
6-он 6 с, 2-(2-фурфурилметил)амино-8-метил-
4-(4-хлорфенил)-1,4-дигидро-6H-пиримидо 
[1,2-a][1,3,5]триазин-6-он 6 d,  2-(пиперидин-
1ил)-8-метил-4-(пиридин-3-ил)-1,4-дигидро-
6H-пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-он 6 e.
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Синтез новых 1,4-дигидро-6Н-пиримидо[1,2-А][1,2,5]триазин-6-онов

ЗАКЛЮЧЕНИЕ
Показано, что  в результате гетероциклиза-

ции замещенных бигуанидов и ацетоуксусного 
эфира образуютcя N-(1,6-дигидропиримидин-6-
он)-2-ил-N’-гуанидины, взаимодействие которых 
с арил(гетарил)альдегидами приводит к обра-
зованию конденсированной гетероциклической 
системы 2-R-8-метил-4-Ar(Het)-1,4-дигидро-6H-
пиримидо[1,2-a][1,3,5]триазин-6-она.

Результаты получены в рамках выполнения работ 
по Постановлению Правительства РФ № 218 договор N 
02.G25.31.0007 при поддержке Министерства образования 
и науки Российской Федерации.
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