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Sposob wytwarzania nowych aminokwaséw pochodnych
pierscienia pirymidynowego

Przedmiotem wynalazku jest spos6b wytwarzania nowych aminokwaséw pochodnych pier-
scienia pirymidynowego, o wzorze ogdlnym przedstawionym na rysunku, w ktérym R oznacza
rodnik p-chlorofenylowy lub 3,4-dichlorofenylowy.

Aminokwasy wytworzone sposobem wedtug wynalazku wykazujg silne dziatanie bakteriosta-
tyczne w stosunku do bakterii Gram dodatnich.

Wedlug wynalazku sposéb wytwarzania nowych aminokwaséw pochodnych pierécienia piry-
midynowego, o wzorze ogdlnym przedstawionym na rysunku, w ktérym R oznacza rodnik p-
chlorofenylowy lub 3,4-dichlorofenylowy, polega na tym, ze kwas 2-fenylo-4-tio-6-metylopirymi-
dyno-5-karboksylowy stapia si¢ z p-chloroaniling lub 3,4-dichloroanilina, w temperaturze 180
-200°C.

Nieoczekiwanie okazatosig, Ze przeprowadzenie kwasu 2-fenylo-4-tio-6-metylopirymidyno-5-
karboksylowego w odpowiednie aminokwasy prowadzi do wytworzenia zwigzkéw o silnym dziala-
niu przeciwbakteryjnym, czege nie mozna bylo z goéry przewidzie¢. Dzialanie to zostato
potwierdzone w testach przeciwbakteryjnych, ktore wykazaty, ze zwigzki te hamujg wzrost bakterii
Gram dodatnich takich jak Staphylococcus pyogenes oraz Staphylococcus epidermidis w steze-
niach 50-12,5 ug/ml pozywki.

Przedmiot wynalazku jest przedstawiony w dwoch przyktadach wykonania.

Przyktad I. 5 gkwasu 2-fenylo-4-tio-6-metylopirymidyno-5-karboksylowego stapia si¢ z4 g
p-chloroaniliny w temperaturze 190°C przez czas 6 godzin. Nastgpnie catoéé krystalizuje si¢ z
metanolu, otrzymujac 4g kwasu 2-fenylo-4-p-chlorofenyloamino-6-metylopirymidyno- S-
karboksylowego, z wydajnoscia rowng 58,9% wydajnosci teoretycznej. Otrzymany zwigzek ma
posta¢ drobnokrystalicznego osadu biatego o temperaturze topnienia 213-215°C.

Przyktad IL 5g kwasu 2-fenylo-4-tio-6-metylopirymidyno-5-karboksylowego stapia si¢ z
4 g 3,4-dichloroaniliny w temperaturze 190°C przez czas 4 godzin. Nast¢pnie calo$¢ krystalizuje si¢
z mieszaniny chloroformu i pirydyny, otrzymujac 4,4g kwasu 2-fenylo-4-/3,4-dichlorofenylo-
amino/-6-metylopirymidyno- 5-karboksylowego, z wydajnoscig rowng 59,0% wydajnosci teorety-
cznej. Otrzymany zwigzek ma postaé bialych krysztatkéw o temperaturze topnienia 180-181°C.
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Zastrzezenie patentowe

Spos6b wytwarzania nowych aminokwaséw pochodnych pierscienia pirymidygowego o wzo-
rz¢ ogbélnym przedstawionym na rysunku, w ktérym R oznacza rodnik p-chlorofenylowy lub
3.4-dichlorofenylowy, znamienny tym, ze kwas 2-fenylo-4-tio-6-metylopirymidyno-5-karboksy-
lowy stapia si¢ z p-chloroaniling lub 3,4-dichloroaniling, w temperaturze 180-200°C.
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