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Sposéb wytwarzania nowego kwasu
2-fenylo-4-(3'-trifluorometylo-4'<chlorofenyloamino)
-6-metylopirymidyno-5-karboksylowego

Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarzania nowego kwasu 2-fenylo-4-(3'-trifluoro-
metylo-4’-chlorofenyloamino)-6-metylopirymidyno-5-karboksylowego o wzorze 1. Zwigzek wyt-
worzony sposobem wedtug wynalazku stanowi produkt wyjsciowy do wytworzenia jego nowej
pochodnej o wzorze 2, ktéra w badaniach biologicznych wykazuje wiasciwosci przeciwbakteryjne.

Wedlug wynalazku spos6b wytwarzania nowego kwasu 2-fenylo-4-(3'-trifluorometylo-4'-
chlorofenyloamino)-6-metylopirymidyno-5-karboksylowego o wzorze 1 polega na tym, ze kwas
2-fenylo-4-tio-6-metylopirymidyno-5-karboksylowy stapia si¢ z 3-trifluorometylo-4-chloroaniling
w temperaturze 180-200°C.

Nieoczekiwanie okazalosi¢, ze przeprowadzenie kwasu 2-fenylo-4-tio-6-metylopirymidyno-5-
karboksylowego w wymieniony aminokwas, pochodny pierscienia pirymidynowego, pozwala na

.- wytworzenie zwiazku, ktory nast¢pnie poddany cyklizacji w temperaturze pokojowej dziataniem

chloromréwczanu etylu prowadzi do wytworzenia nowego 1-(3'-trifluorometylo-4’chlorofenylo)
(2,4H)-5-metylo-7-fenylopirymidyno[4,5-d][1,3] oksazyno 2,4-dionu o wzorze 2, wykazujacego
dziatanie przeciwbakteryjne w stosunku do bakterii Gram dodatnich, czego nie mozna byto zgéry
przewidzie¢. Dziatanie bakteriostatyczne otrzymanego dionu zostalo potwierdzone w testach
przeciwbakteryjnych na podstawie hamowania rozrostu licznych szczepéw drobnoustrojéw w
warunkach in vitro, w ktérych zwigzek ten wykazuje aktywno$¢ silnie hamujaca w stosunku do
gronkowcow, paciorkowcdw i maczugowcoOw w st¢zeniach 50-30 ug/ml pozywki. Dziatanie bakte-
riostatyczne przewyzsza dzialanie sulfatiazolu, furazolidonu, nitrofurantoiny i trimetaprimu w
analogicznych st¢zeniach, wynoszacych 1-10 ug/ml.

Przedmiot wynalazku jest przedstawiony w przyktadzie wykonania.

Przyktad. 5 g kwasu2-fenylo-4-tio-6-metylopirymidyno-5-karboksylowego stapia si¢ z4 g
3-trifluorometylo-4-chloroaniliny w temperaturze 190°C przez czas 5 godzin. Nast¢pnie calo$¢
krystalizuje si¢ z metanolu. Otrzymuje si¢ 3,8 g produktu z wydajnoscia rowna 58% wydajnosci
teoretycznej. Zwigzek ma postac bialych krysztaléw o temperaturze topnienia 212-214°C.
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ZastrzezZenie patentowe

Sposéb wytwarzania nowego kwasu 2-fenylo-4-(3'-trifluorometylo-4'-chlorofenyloamino)-6-
metylopirymidyno-5-karboksylowego o wzorze 1, znamienny tym, ze kwas 2-fenylo-4-tio-6-
metylopirymidyno-5-karboksylowy stapia si¢ z 3-trifluorometylo-4-chloroaniling w temperaturze
180-200°C.
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