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Uber 6-2'-0xoalkyldihydro-2(1H)-pyrimidinone bzw. -thione
Uber Heterocyclen, 30., kurze Mitt.
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Aus dem Institut fir Pharmazeutische Chemie der Universitit Graz
( Eingegangen am 22. Juni 1970)

Acylierung der Dihydro-2(1H)-pyrimidinone (-thione) gibt
6-(2’-Oxoalkyl)dihydro-2(1H)-pyrimidinone (-thione).

6-2’-Ozoalkyl-dihydro-2 ( 1H ) -pyrimidinones and -thiones,
resp.

Acylation of the dihydfo-Z(lH }-pyrimidinones (-thiones)
gives 6-(2’-oxoalkyl)dihydro-2(1H)-pyrimidinones (-thiones).

Dihydro-6-methyl-2(1H)-pyrimidinone (-thione)! (1 a, b) werden bei
Einwirkung von Sdureanhydriden bzw. Sdurechloriden und Zinkchlorid
bzw. Aluminiumchlorid an der CHs-Gruppe am C-6 (,,Allylstellung*)
unter Bildung von 6-2'-Oxoalkyldihydro-2(1 H)-pyrimidinonen (-thionen)
(1c, d) angegriffen. Behandlung von 1a mit Athylmalonsiure-bis-
(trichlorphenylester)2 gibt das 6-Athyl-3,4-dihydro-5-hydroxy-4,4-di-
methylchinazolin-2,7(1H,8H)-dion (2). Benzylaminhydrochlorid und
Formaldehyd fithren 1c¢ in das Tetrahydro-5-acetyl-7-benzyl-3,3-
dimethyl-6 H-pyrimido[1,6—¢]pyrimidin-1(2H)-on (3) iber; aus 1c, d
und Hydroxylamin bilden sich das Dihydrotrimethylspiro[isaxazol-
5(4H)4'(1'H)-pyrimidin]-2'(3'H)-on (4 a)® bzw. das -thion 4b. Die
angegebenen Strukturen sind mit den NMR- und IR-Spektren vereinbar.
Eine ausfithrliche Darstellung wird. spéter erfolgen.
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1. 3,4-Dihydro-4,4-dimethyl-6- (2’ -oxopropyl )-2 (1H ) -pyrimidinon (1 c)

Man. tropft zur Suspension von 3,2 g wasserfr. AlCls in 30 ml Trichlor-
dthylen 1,6 ml Acetylchlorid zu, versetzt anschliefend mit 2,8 g 1 a in 10 ml
Trichlordthylen, rithrt bei 40° bis zum Aufhéren der HCl-Entwicklung und
gieBt in Wasser. Aus dem Trichlordthylen erhélt man nach dem Eindampfen
ein Gemisch von 1c¢ mit dem Hexahydro-4,6,6,6',6"-pentamethyl-4,4"-
methylendi-2(1H)-pyrimidinon?, aus welchem 1¢ durch Ausziehen mit
Benzol isoliert werden kann. Prismen aus Benzol, Ausb. 0,9 g, Schmp. 188 bis

190°.

09H14N202. Ber. C 59,32, H 7,74, N 15,37.
Gef. C 59,48, H 7,59, N 15,83.

2. 3,4-Dihydro-4,4-dimethyl-6- (2 -oxopropyl }-2(1H )-pyrimidinthion (1 d)

183°.

1,6 g1 b, 3 g AICI3 wie sub 1. Ausb. 1,2 g, Stabchen aus Benzol, Schmp.

CoH14N208. Ber. N 14,12, § 16,17. Gef. N 13,98, S5-16,29.
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3. 6-Athyl-3,4-dihydro-8 -hydroxy-4,4-dimethylchinazolin-2,7-(1H,8H )-

dion (2) 7

Man erhitzt 0,3 g 12 und 1,2 g Didthylmalonsiure-bis-(2,4,6-trichlor-
phenylester) 15 Min. auf 200—210°, reibt nach dem Abkithlen mit Athanol
an und kristallisiert aus 40proz. Athanol um. Rauten vom Schmp. 246°.

012H16N203. Ber. C 61,00, H6,82, N 11,96.
Gef. C 61,05, H 6,94, N 11,79.

4. 5-Acetyl-7-benzyl-3,4,7,8-tetrahydro-3,3-dimethyl-6 H-pyrimido[1,6—c ] -
pyrimidin-1(2H )-on (3) i

0,9g 1c, 0,7 ¢ Benzylamin-HC] und 0,3 g Paraformaldehyd werden in
30 m! absol. Athanol 3 Stdn. zum Sieden erhitzt, das Losungsmittel ent-
fernt, nach Aufnahme des Riickstandes in Wasser vom Unléslichen abfiltriert
und 3 mit 5proz. wiallr. NaOH gefillt. Nadeln aus Wasser, Ausb. 0,8 g,
Schmp. 120°.

C18H23N302. Ber. C 68,98, H 7,40, N 13,41.
Get. C 68,88, H 7,47, N 13,23.
5. §°,6'-Dihydro-3,6',6"-trimethylspiro[isoxazol-5 (4H )-4'(1'H ) -pyrimidin ] -
2/(3’'H)-on (4 a)
Man erhitzt 1,2 g 1 ¢ und 1,5 g Hydroxylamin-HCl in 5 m! Pyridin und
10 ml absol. Athanol 2 Stdn. unter Rickf{luB, entfernt die Lésungsmittel
im Vak. und kristallisiert aus Wasser um. Stdbchen, Ausb. 1 g, Schmp. 243°.
C9oH15N302. Ber. C 54,80, H 7,47, N 21,30.
Gef. C 54,81, H 7,68, N 20,99.

6. 4,6’-Dihydro-3,6",6"-trimethylspiro[isoxazol-6 (4H )-4' (1'H ) -pyrimidin J-
2/(3’H )-thion (4 b)

1g 1d und 1,56 g Hydroxylamin-HCl wie sub 5. Nadeln -aus Wasser,
Ausb. 1 g, Schmp. 262°.

CoH15N308. Ber. N 19,70, S 15,03. Gef. N 19,51, S 14,80.



