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Трикомпонентною циклоконденсацією 5-арилфурфуролів з 1,3-циклогександіоном або 
димедоном та 6-аміноурацилом за умов реакції Ганча одержано неописані раніше похідні 
дигідропіримідинового ряду з арилфурановими фрагментами. 
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Більшість лікарських препаратів та інших біологічно активних речовин є 
гетероциклічними сполуками або ж містять гетероциклічний фрагмент, а це спонукає 
до пошуку ключових структурних елементів – фармакофорів і нових синтетичних 
підходів. Важливим у цьому сенсі класом сполук є похідні арилфуранів, оскільки такі 
структурні фрагменти входять до складу багатьох природних і синтетичних речовин, 
які виявляють біологічну активність [1–3]. Деякі з них уже використовують як 
лікарські засоби, тому й синтез нових речовин, що містять арилфурильний фрагмент, 
є актуальною проблемою. Останніми роками опубліковано у наукових журналах з 
медичної хімії і запатентовано низку розробок, що стосуються різних видів 
біологічної активності арилфуранових сполук [4–7]. 

Зручними реагентами для їхнього синтезу є 5-арилфурфуроли. Вони можуть 
вступати в реакції гетероциклізацій, конденсації з амінами та сполуками, що містять 
активну метиленову або метильну групи. Наявність реакційноздатної альдегідної 
групи в 5-арилфурфуролах відкриває широкі можливості для перетворення їх у 
різноманітні арилфурановмісні гетероцикли, кислоти, естери та їхні похідні. Ми 
досліджували ці альдегіди у деяких мультикомпонентних реакціях. Зазначимо, що 
розробка мультикомпонентних реакцій останнім часом є важливою складовою 
наукових пошуків і практичного застосування в галузі органічного синтезу.  
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Вихідним реагентом для одержання 5-арил-2-фуранкарбальдегідів за 

допомогою реакції Меєрвейна є фурфурол – найпоширеніший та найдоступніший 
серед фуранових сполук.  

У літературі наведено багато даних, що стосуються арилювання фурфуролу [8, 9]. 
Виходи отриманих 5-арилфурфуролів з акцепторними замісниками в бензеновому ядрі 
здебільшого становлять 40–50 %, а з електронодонорними – 25–40 %. 
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R = H (а), 4-CH3 (б), 4-F (в), 2-Cl (г), 4-Cl (д), 4-Br (е), 2,3-Cl2 (є), 2,4-Cl2 (ж), 2,5-Cl2 (з), 
2-NO2 (и), 3-NO2 (й), 4-NO2 (к), 2-Cl-4-NO2 (л), 3-CF3 (м), 3-CF3-4-Cl (н), 4-COOEt (о). 

 

Як відомо, реакція Ганча є вигідним методом побудови гетероциклічних 
систем, що містять 1,4-дигідропіридиновий фрагмент [10]. Особливо продуктивним 
методом побудови конденсованих гетероциклів з 1,4-дигідропіридиновим 
фрагментом є трикомпонентна циклоконденсація Ганча за участю β-дикарбонільної 
сполуки, альдегіду і ненасиченого β-амінокетону. Ми з’ясовували можливість 
синтезу похідних декагідропіримідо[4,5-b]хінолін-2,4,6-тріонів циклоконденсацією за 
участю 1,3-циклогександіону або димедону, 5-арилфурфуролу і 6-аміноурацилу. 
Відомо, що похідні 1,4-дигідропіридину використовують для лікування серцево-
судинних захворювань [2]. Отже, вивчення меж застосування реакції Ганча і синтез 
нових похідних дигідропіримідинового ряду з арилфурановими фрагментами 
становить інтерес з погляду пошуку нових ефективних лікарських препаратів. 

З цією метою ми вивчили поведінку альдегідів арилфуранового ряду в умовах 
реакції Ганча з 1,3-циклогександіоном 2а (або димедоном 2б) та 6-аміноурацилом 3. 
Реакція відбувається під час кип’ятіння компонентів в оцтовому ангідриді з 
утворенням конденсованої системи гетероциклів – 8,8-R-5-(5-арил-2-фурил)-5,8,9,10-
тетрагідропіримідо[4,5-b]хінолін-2,4,6-тріонів 4а-о (див табл. 1): 
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4: R1 = H, R2 = H (а); R1 = 3-CF3,  R2 = H (б);  R1 = 2,3-Cl2,  R2 = H (в);  R1 =2-NO2,  R2 = H (г);  
R1 = 2,5-Cl2, R2 = (CH3)2 (д), R1 = 4-Br, R2 = (CH3)2 (е), R1 = 4-F (є), R2 = (CH3)2 (ж), R1 = 3-NO2, 
R2 =  (CH3)2 (з),  R1 = 4-NO2,  R2 =  (CH3)2 (и),  R1 =  4-Cl,  R2 =  (CH3)2 (й),  R1 = 2-Cl-4-NO2,  
R2 =  (CH3)2 (к),  R1 =  3-CF3-4-Cl, R2 =  (CH3)2 (л),  R1 =  4-CH3,  R2 =  (CH3)2 (м),  R1 = 2-Cl,  
R2 = (CH3)2 (н), R1 = 4-COOEt, R2 = (CH3)2 (о). 
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Таблиця 1 

Характеристики 8,8-R-5-(5-арил-2-фурил)-5,8,9,10-тетрагідропіримідо[4,5-b]хінолін-
2,4,6-тріонів 

Знайдено, % Обчислено, % Номер  
спол. R1 R2 Вихід Тпл, 

оС 
С Н N 

Формула 
C Н N 

4а Н H 81 256–
257 66,96 4,62 10,88 C21H17N3O4 67,19 4,56 11,19 

4б 3-CF3 H 80 212–
213 59,31 3,43 9,12 C22H16F3N3O4 59,60 3,64 9,48 

4в 2,3-Cl2 H 77 277–
278 56,34 3,29 9,41 C21H15Cl2N3O4 56,77 3,40 9,46 

4г 2-NO2 H 79 293–
294 59,70 3,75 13,47 C21H16N4O6 60,00 3,84 13,33 

4д 2,5-Сl2 (CH3)2 81 297–
298 57,08 3,31 9,06 C21H15Cl2N3O4 56,77 3,40 9,46 

4е 4-Br (CH3)2 75 342-
343 57,01 3,95 8,50 C23H20BrN3O4 57,27 4,18 8,71 

4є 4-F (CH3)2 77 >350 65,28 4,50 9,71 C23H20FN3O4 65,55 4,78 9,97 
4ж 3-NO2 (CH3)2 79 >350 61,33 4,24 12,13 C23H20N4O6 61,60 4,50 12,49 

4з 4-NO2 (CH3)2 83 336–
337 61,30 4,26 12,17 C23H20N4O6 61,60 4,50 12,49 

4и 4-Cl (CH3)2 73 315–
316 62,84 4,36 9,41 C23H20ClN3O4 63,09 4,60 9,60 

4й 2-Cl-4-NO2 (CH3)2 78 >350 57,02 3,68 11,44 C23H19ClN4O6 57,21 3,97 11,60 
4к 2,4-Сl2 (CH3)2 85 >350 58,21 3,82 8,69 C23H19Cl2N3O4 58,49 4,05 8,90 

4л 3-CF3-4-Cl (CH3)2 72 209–
210 56,82 3,54 8,12 C23H19ClF3N3O

4 
56,98 3,79 8,31 

4м 4-СH3 (CH3)2 74 317–
318 68,88 5,29 9,87 C24H23N3O4 69,05 5,55 10,07 

4н 2-Cl (CH3)2 79 >350 62,85 4,39 9,33 C23H20ClN3O4 63,09 4,60 9,60 
4о 4-COOEt (CH3)2 80 >350 65,51 5,18 8,60 C26H25N3O6 65,68 5,30 8,84 

*Спектр ЯМР 1Н, d, м.ч.: 1,79–1,98 м (2Н, СН2); 2,27–2,33 м (2Н, СН2); 2,53–2,62 м (2Н, 
СН2); 4,98 с (1Н, СН); 6,02 д (1Н, J = 3,2 Гц, 4-Нфуран); 6,72 д (1Н, J3,2 Гц, 3-Нфуран); 7,22 т (1Н, 
J = 7,8 Гц, 4-Н С6Н5); 7,37 т (2Н, J =7,8 Гц, 3,5-Н2 С6Н5); 7,53 д (2Н, J =7,8 Гц, 2,6-Н2 С6Н5); 
9,02 с (1Н, NH); 10,31 с (1Н, NH); 10,86 с (1Н, NH). 

**Спектр ЯМР 1Н, d,  м.ч.:  0,98  і 1,05  с (3Н,  СН3);  2,11  д (1Н,  J16,1 Гц, 9-СН2); 2,29 
д (1Н, J = 16,1 Гц, 9-СН2); 2,43 д (1Н, J = 16,1 Гц, 7-СН2); 2,53 д (1Н,   =  J16,1 Гц, 7-СН2); 4,98 
с (1Н, СН); 6,16 д (1Н, J = 3,4 Гц, 4-Нфуран); 7,07 д (1Н,  = J3,4 Гц, 4-Нфуран); 7,32 д.д (1Н, J = 8,6 
і 2,4 Гц, 4-Н С6Н3); 7,53 д (1Н, J = 8,6 Гц, 3-Н С6Н3); 7,61 д (1Н, J = 2,4 Гц, 6-Н С6Н3); 9,00 с 
(1Н, NH); 10,36 с (1Н, NH); 10,89 с (1Н, NH). 

 
Експериментальна частина. Спектри ЯМР записували на приладі Varian 

400 (400 МГц), розчинник ДМСО-d6. Хімічні зміщення (δ, м. ч.) наведено стосовно 
сигналу ДМСО (2,50 м. ч.). Результати хроматомас-спектрометричного аналізу 
синтезованих сполук (прилад GC/MS Agilent Technologies 6890N/5975B)  
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підтверджують їхню будову. Одержані спектри розглядали на підставі загальних 
закономірностей фрагментації молекул органічних сполук під дією електронного 
удару. Кількісний вміст розраховували за співвідношенням площі піків компонентів 
до суми площ усіх піків на хроматограмі. 

5-Арил -2-фуранкарбал ьдегіди  1а–о.  У тришийкову колбу з 
мішалкою, крапельною лійкою і лічильником бульбашок вносили 19 г (0,2 моль) 
фурфуролу, 2 г купрум(ІІ) хлориду і 80 мл ацетону. До одержаного розчину під час 
інтенсивного перемішування поступово додавали розчин арендіазоній хлориду, 
одержаного діазотуванням 0,21 моль відповідного аміну. Після закінчення виділення 
азоту продукт відфільтровували (здебільшого сполуки з електроноакцепторними 
замісниками в ароматичному ядрі) або виділяли перегонкою у вакуумі (здебільшого 
сполуки з електронодонорними замісниками в ароматичному ядрі) і 
перекристалізовували з етанолу або суміші розчинників етанол–ДМФА. 

8,8-R-5-(5-арил-2-фурил)-5,8,9,10-тетрагідропіримідо[4,5-b]хінолін-2,4,6-
тріони 4 а-о. Суміш 2,3  ммоль альдегіду 1, 2,3 ммоль 1,3-циклогександіону 2а або 
димедону 2б, 2,3 ммоль 6-аміноурацилу 3 та 10 мл оцтового ангідриду нагрівали зі 
зворотним холодильником протягом 3 год. Після охолодження суміш розводили 20  
мл теплої води і залишали на 3 год, утворений осад відфільтровували, промивали 
водою та перекристалізовували з диметилформаміду. 
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A series of 5-arylfuran-2-carbaldehydes – initial reagents in multicomponent reactions is 
obtained. It was found that Hantzsch reaction is beneficial for construction of heterocyclic systems 
containing 1,4-dihydropyridine moiety. It turned out that the most productive method of constructing 
condensed heterocycles with 1,4-dihydropyridine moiety is a three-component Hantzsch 
cyclocondensation involving β-dicarbonyl compounds, aldehyde and unsaturated β-aminoketone. 
Thus, previously undescribed dihydropyrimidine derivatives with arylfuran fragments are obtained by 
cyclocondensation of 5-arylfurfuroles with 1,3-cyclohexandione or dimedone and 6-aminouracil in 
Hantzsch reaction conditions. 
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